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® 3-Aryl-pyrrolidin-2,4-dlon-Derlvate. 

(g) Es warden neue 3-/^ryl-pyrrolidln-2.4-dion-Derivate der allgemeinen Formel (I) 



CO 
00 

CO 



111 




(I) 



in welcher 

X fOr AlkyI, Halogen, Alkoxy steht. 

Y fur Wasserstoff, Alky!, Halogen. Alkoxy, HalogenalkyI steht. 
Z far Alkyl. Halogen. Alkoxy steht, 
n fOr eine Zahl von 0-3 steht, 

R fUr Wasserstoff oder fOr die Qruppen -CO-R\ -CO-O-R^ 



Xerox Copy Centre 



EP0 377 893 A2 



steht. 

wobet R' und die Im Anmeldungstoxt angegebene Bedeutung besltzen, 

A fUr gegebenenfails durch Halogen substituiertes AikyI, Alkenyl, Alkinyi. Alkoxyalkyl. Polyaikoxyalky). 
Alkylthloalkyl. gegebenenfails durch Heteroatome unterbrochenes CycloalkyI oder gegebenenfails durch 
Halogen-. Alky!-, HalogenalkyI-, Alkoxy-, Nitro substituiertes ArylalkyI steht. 
B. C* unabhangig voneinander fOr Wasserstoff. AlkyI oder Alkoxyalkyl steht. 
sowie die enantiomerenreinen Formen von Verbindungen der Formel (I). 

Die neuen Verbindungen besltzen eine Qberraschende Insektizide. akarizlde, herbizide und antimykotische 
Wirksamkeit. 
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3-Aryl-pyrroliclin-2,4*dion-Derivate 



Die Erfindung betrifft neue 3-Aryl-pyrrolid!n-2,4-dlon-Derivate. mehrere Verfahren zu ihrer Herstellung 
und ihre Verwendung als Insektizide, Akarizide und Herbizide. 

Von 3-Acyl-pyrroiidin-2.4-dionen sind pharmazeutische Eigenschaften vorbeschrieben (S. Suzuki et al. 
Chem. Pharm. Bull. 15 1120 (1967)). Weiterhin wurden N-Phenyl-pyrrolldln-2,4-dione von R. Schmierer und 
H. Mildenberger Liebigs Ann. Chem. 1985 1095 synthetisiert. Eine biologische Wirksamkeit dieser Verbin- 
dungen wurde nicht beschrieben. 

In EP-A 0 262 399 werden ahnlich strukturierte Verbindungen (3-Aryl-pyrrolidin-2,4-dione) offenbart, von 
denen jedoch keine herbizide. Insektizide Oder akarizide Wirkung bekannt geworden ist. 

Es wurden nun neue 3-Aryl-pyrrolidin-2.4-dlon-Derivate gefunden. die durch die Fonnel (I) dargestellt 
sind. 



In welcher 

X fUr AlkyI, Halogen, Alkoxy steht 

Y fur Wasserstoff. Alkyl. Halogen. Alkoxy. HalogenalkyI steht. 
Z fOr Alkyl. Halogen, Alkoxy steht. 
n fUr eine Zahi von 0-3 steht, 

R fOr Wasserstoff oder fOr die Gruppen -CO-R\ -CO-O-R^ 
steht. In welchen 

Ri fUr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl, Alkenyl. Alkoxyalkyl, AlkylthloalkyI, Polyal- 
koxyalkyl und Cycloalkyl. das durch Heteroatome unterbrochen sein kann. gegebenenfalls subst. Phenyl, 
gegebenenfalls substituiertes Phenylalkyl. substituiertes Hetaryl. substituiertes PhenoxyalkyI und substituier- 
tes Hetaryloxyalkyi steht und 

R2 fur gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl. Alkenyl. Alkoxyalkyl. Polyalkoxyalkyi und 
gegebenenfalls substituiertes Phenyl oder Cycloalkyl steht. 

A fOr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Alkyl, AlkylthloalkyI, gegebenenfalls durch 

Heteroatome unterbrochenes Cycloalkyl oder gegebenenfalls durch Halogen-. Alkyl-. HalogenalkyI-, Alkoxy-. 
Nitro substituiertes Arylalkyl steht, 

B und C* unabhangig voneinander fur Wasserstoff, Alkyl oder Alkoxyalkyl steht, 
sowie die enantiomerenreinen Formen von Verbindungen der Formel (I). 
Im folgenden seien die folgenden Untergruppen definiert: 
(la): Verbindungen der Formel (1) worin R = Wasserstoff, 
(ib): Verbindungen der Formel (I) worin R = COR\ 
(Ic): Verbindungen der Formel (I) worin R = COOR^. 
Weiterhin wurde gefunden. dafi man 3-Aryl-pyrrolidin-2,4-dione bzw, deren Enole der Formel (la) 



C* R-0 X 




(I) 



0 



C* 



HO X 




(la) 



0 



In welcher A, B, C*, X, Y. Z und n die oben angegebene Bedeutung haben. 
erhSIt, wenn man 



(A) 

N-AcylaminosSureester der Formel (II) 
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25 



30 



35 



40 



45 



55 




(II) 



in welcher 

'0 A, B, C, X, Y. Z und n die oben angegebene Bedeutung haben 
und 

R3 fur Alkyl steht, 

in Gegenwart eines VerdOnnungsmittels und in Gegenwait einer Base intramolekular kondensiert. 
(B) 

'5 AuBerdem wurde gefunden, dafi man Verbindungen der Formel (lb) 



0 

20 R^-C-0 




I >— ^ y>-^Y (lb) 

A — N 

0 



in welcher A. B, C. X, Y. Z, und n die oben angegebene Bedeutung haben, 
erh§lt. wenn man Verbindungen der Formel (la). 




C* HO 

1 

A — N 

0 



in welcher 

A, B, C". X. Y, Z und n die oben angegebene Bedeutung haben, 
a) mit Saurehalogeniden der altgemeinen Formel (111) 
Hal- C -R' (III) 



(la) 



in welcher 

R^ die oben angegebene Bedeutung hat 
und 

Hal fQr Halogen, Insbesondere Chlor und Brom steht. 

gegebenenfalls in Gegenwart eines VerdOnnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines SMurebin- 
demittels, 
Oder 

13) mit CarbonsMureanhydriden der allgemeinen Formel (IV) 
R^-CO-O-CO-R^ (IV) 
^ in welcher 

R' die Oben angegebene Bedeutung hat. 

gegebenenfalls in Gegenwart eines VerdOnnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines Sdurebin- 
demittels. 
umsetzt. 
(C) 

Ferner wurde gefunden, daB man Verbindungen der Fonnel (Ic) 



4 



EP 0 377 893 A2 



15 



20 




(Ic) 



in welcher 

A. B. C*, X. Y. Z. R2 und n die oben angegebene Bedeutung haben, 
erhait, wenn man Verbindungen der Fonmel (la) 



C* HO X 

(la) 




in welcher 

A, B, C". X. Y, Z und n die oben angegebene Bedeutung haben. 
mit Chlorameisensaureester der allgemelnen Forme! (V) 
R2-0-C0-CI (V) 
2S in welcher 

R2 die oben angegebene Bedeutung hat. 

gegebenenfals in Gegenwart eines VerdOnnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines SSurebin- 
demittels umsetzt, 

Oben-aschenderweise wurde gefunden, dafl die neuen 3-Arylpyrrolidin-2,4-dion-Derlvate der Fonnel (I) 
30 sich durch hervorragende insektizide. akarizide, herblzide und antimykotische Wirkungen auszeichnen. 
Bevorzugt sind 3-Aryl-pynrolidin-2,4-dion-Derivate der Formel (I), in welcher 
X far Ci -Ce-Alkyl. Halogen, Ci -Cc-Alkoxy steht. 

Y fOr Wasserstoff, Ci-CG-Alkyl. Halogen. Ci-Cs-Alkoxy, Ci-Ca-Halogenalkyl steht. 
Z fur Ci-Ce-Alkyl. Halogen. CA-Ce-Alkoxy steht. 
35 n fOr eine Zahl von 0-3 steht, 

R fUr Wasserstoff (la) Oder fUr die Gruppen der Formel 

-CO-R' (lb) 

Oder -C0-0-R2 (Ic) 

steht, in welchen 

^ R^ fUr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes: Ci-Cao-AlkyI, C2-C2o-Alkenyl, Ci-Cs-Alkoxy-Cz-Cs- 
alkyi, Ci-C8-Alkylthio-C2-C8-alkyl. Ci-Cg-Polyalkoxy-Ca-Cs-alkyl und CycloalkyI mit 3-8 Ringatomen. das 
durch Sauerstoff und/oder Schwefel unterbrochen sein kann. steht. 

fUr gegebenenfalls durch Halogen-. Nitro-. Ci-C6-Alkyl-. Ci-Cs-Alkoxy-, Ci-Cs-Halogenalkyl-, Ci-Cs- 
Halogenalkoxy-substitulertes Phenyl; 
^5 fUr gegebenenfalls durch Halogen-, Ci-Cc-Alkyl. Ci-Ce-Alkoxy-, Ci-Cs-HalogenalkyI-. C-Cc-Halogenalkoxy- 
substituiertes Phenyl-Ct-CG-alkyI steht. 

far gegebenenfalls durch Halogen- und Ci-CG-Alkyl-substituiertes Hetaryl steht. 
far gegebenenfalls durch Halogen- und Ci-Ce-Alkyl-substituiertes Phenoxy-Ci-Ce-alkyl steht, 
fur gegebenenfalls durch Halogen, Amino und Ci-Cs-Alkyl-substituiertes Hetaryloxy-Ci-Cs-Alkyl steht. 
«o . R2 fUr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes: CrCao-AlkyI, C2-C2o-AIkenyl. Ci-Cs-Alkoxy-Ca-Cs- 
alkyl. Ci-C8-Polyalkoxy-C2-C8-alkyi steht, 

far gegebenenfalls durch Halogen-. Nitro-, Ci-Ce-Alkyl-, Ci-Cs-Alkoxy-, Ci-CG-Halogenalkyl-substifuiertes 
Phenyl Oder CycloalkyI mit 3-8 Ringatomen steht, 

A fur gegebenenfalls durch Halogen substituiertes geradkettiges oder verzweigtes Ci-Ci2-Alkyl, C3-Ca- 
55 Alkenyl. Ca-Cs-Alkinyl. Gi-C,o-Alkoxy-C2-C8 -alkyi. Ci-C8-Polyalkoxy-C2-C8-alkyl, Ci-Cio-Alkylthio-C2-C8- 
alkyl, CycloalkyI mit 3-8 Ringatomen, das durch Sauerstoff und/oder Schwefel unterbrochen sein kann Oder 
gegebenenfalls durch Halogen. Ci-Cs-Alkyl-Ci-Cg-Haloalkyl-. Ci-Cc-Alkoxy-. Nitro substituiertes Aryl-Ci-Ce- 
alkyI steht. 
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B, C unabhSngig voneinander fur Wasserstoff. geradkettiges Oder verzweigtes Ci-Ci2-Alkyl, Ci-Cs- 
Alkoxyalkyi steht, 

sowie die enantiomerenreinen Formen von Verbindungen der Formel (I). 

Besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (I) In weicher 
X far Ci-C4-Alkyl. Halogen, Ci-C4-Alkoxy steht. 

Y fur Wasserstoff. Ci-Cs-AlkyI, Halogen, Ci-C^-Alkoxy, Ci-C2-Halogenalkyl steht. 
Z fur Ci-C4-Alkyl. Halogen. Ci-U-Alkoxy steht, 

n far eine Zahl von 0-3 steht. 

R fUr Wasserstoff (la) Oder fUr die Gruppen der Formel 

-COR' (lb) 

Oder -C0-0-R2 (Ic) 

steht, in welchen 

R^ fOr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes: Ci-Cie-AlkyI, Ca-Cte-Alkenyl. Ci-Ce-Alkoxy-Cz-Ce- 
alkyl, Ci-C6-Alkylthio-C2-C6-aIkyl. Ci-C5-Polyalkoxy-C2-C6-alkyl und CycloalkyI mit 3-7 Ringatomen, das 
durch 1-2 Sauerstoff- und/oder Schwefelatome unterbrochen sein kann steht, 

fur gegebenenfalls durch Halogen-. Nitro-. Ci-C4-Alkyl-. Ci-C4-Alkoxy-. Ci-Cs-HalogenalkyI-, Ci-Ca- 
Halogenalkoxy-substituiertes Phenyl steht, 

fOr gegebenenfalls durch Halogen-. Ci-C4-Alkyl-. Ci-C4-Alkoxy-, Ci-Ca-HalogenalkyI-. C1-C3- 

Halogenalkoxy-substituiertes Phenyl-Ci-C4-alkyl steht, 

fur gegebenenfalls duch Halogen- und Ci-Cs-Alkyi-substituiertes Hetaryl steht 

gegebenenfalls fur durch Halogen- und Ci-C4-Alkyl-substitulertes Phenoxy-Ci-Cs-alkyI steht. 

fOr gegebenfalls durch Halogen. Amino und Ci-C4-Alkyl-substituiertes Hetaryloxy-Ci-Cs-alkyI steht 

R2 fUr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes: Ci-Cis-Alkyl. C2-Ci6-Alkenyl, Ct-Ci6-Atkoxy-C2-C6- 

alkyl, Ci-CG"Polyalkoxy-C2-CG-alkyl steht 

fUr gegebenenfalls durch Halogen. Nitro-. Ci-C4-Alkyl. Ci-Ca-Alkoxy-. Ci-Cs-Halogenalkyl-substituiertes 
Phenyl oder CycloalkyI mit 3-7 Ringatomen steht 

A fur gegebenenfalls durch Halogen substituiertes geradkettiges oder verzweigtes Ci-Cto-Alkyl, Ca-Cs- 
Alkenyl. Ca-Ce-AIklnyl, Ci-C8-Alkoxy-C2-C6-alkyl. Ci-C6-PolyaIkoxy-C2-C5-alkyl. Ci-C8-Alkylthlo-C2-C6-al- 

kyl. CycloalkyI mit 3-7 Ringatomen. das durch 1-2 Sauerstoff- und/oder Schwefelatomen unterbrochen sein 
kann oder gegebenenfalls durch Halogen-, Ci-C4-Alkyl-, Ct-C4-Haloalkyl-Ci-C4-Alkoxy-. Nitro substituiertes 
Aryl-Ci-C4-alkyl steht, 

B, C unabhangig voneinander fUr Wasserstoff. geradkettiges oder verzweigtes Ci-Cio-Alkyl. Ci-C^s- 
Alkoxyalkyl steht, 

sowie die enantiomerenreinen Formen von Verbindungen der Formel (I). 

Ganz besonders bevorzugt sind Verbindungen der Formel (I) in weicher 
X fOr Methyl. Ethyl. Propyl. i-Propyl, Ruor. Chlor, Brom, Methoxy und Ethoxy steht, 

Y fur Wasserstoff. Methyl. Ethyl. Propyl. i-Propyl. Butyl. i-Butyl, tert.-Butyl, Fluor. Chlor. Brom. Methoxy. 
Ethoxy und Trifluormethyl steht, 

Z fur Methyl, Ethyl, i-Propyl. Butyl. I-Butyl, tert.-Butyl, Fluor. Chlor. Brom, Methoxy und Ethoxy steht. 

n fur eine Zahl von 0-3 steht, 

R fOr Wasserstoff (la) oder fUr die Gruppen der Formel 

-CO-R' (lb) 

Oder -C0-0-R2 (Ic) 

steht in weicher 

R' far gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor substituiertes: Ci-Ct4-Alkyl, C2-C»4-Alkenyl. C1-C4- 
Alkoxy-C2-C^-aikyl. Ci-C4-Alkylthio-C2-C6-alkyl, Ci-C4-Polyalkoxyl-C2-C4-alkyl und CycloalkyI mit 3-6 Ring- 
atomen, das durch 1-2 Sauerstoff- und/oder Schwefelatome unterbrochen sein kann steht, 
fQr gegebenenfalls durch Fluor-. Chlor. Brom-, Methyl-, Ethyl. Propyl, i-Propyl. Methoxy. Ethoxy, 
Trifluormethyl-, Trifluormethoxy-, Nitro- substituiertes Phenyl steht. 

fOr gegebenenfalls durch Ruor-, Chlor-, Brom-, Methyl-. Ethyl-. Propyl-, i-Propyl. Methoxy, Ethoxy, Trifluor- 
methyl. Trifluormethoxy-substituiertes Phenyl-Ci-C3-alkyl steht, 

fUr gegebenenfalls durch Ruor-. Chlor-, Brom-, Methyl-, Ethyl-substltuiertes Pyrldyl. Pyrimidyl. Thiazolyl 
und Pyrazolyl steht. 

fur gegebenenfalls durch Fluor-, Chlor-. Methyl-. Ethyl-substiturertes Phenoxy-Ci -C^-alkyl steht. 

fur gegebenenfalls durch Ruor-. Chlor-. Amino-, Methyl-. Ethyl-, substituiertes Pyridyloxy-Ci-C4-alkyl. 

Pyrimidyloxy-Ci-C4-alkyl und Thlazolyloxy-Ci-C4-alkyl steht 

R2 fur gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor substituiertes Ci-Ci4-Alkyl. C2-Ci4-Alkenyl, Ci-C4-Alkoxy- 
C2-C6-alkyl, Ci-C4-PolyaIkoxy-C2-C6-alkyl steht 
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Oder fGr gegebenenfalls durch Fluor. Chlor. Nitre, Methyl. Ethyl, Propyl. I-Propyl. Methoxy. Ethoxy, 
Trifluormethyl substituiertes Phenyl oder CycloalkyI mit 3-6 Ringatomen steht. 

A fOr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes geradkettlges Oder verzweigtes Ct-Ca-Alkyl, Ca-C*- 
Aikenyl. C3-C4-Alklnyl, Ci-CG-Alkoxy-C2-C4- alkyl. Ct-C4-Polyalkoxy-C2-C4-alkyl, Ci-C6'"Alkylthio-C2-C4- 
5 alkyl, CycloalkyI mit 3-6 Ringatomen. das durch 1-2 Sauerstoff- und/oder Schwefelatomen unterbrochen 
sein kann odor gegebenenfalls durch Fluor-. Chlor-. Brom-, Methyl-, Ethyl-. Propyl-, iso-Propyl-. Methoxy-. 
Ethoxy-, Trifluormethyl-, Nitro susbtituiertes Aryl-Ct -Cs-aikyI steht, 

B. C unabhMnglg voneinander f(]r Wasserstoff. geradkettlges oder verzweigtes Ci-Ca-AlkyI, Ci-Ca- 
Alkoxyalkyl steht. 

10 sowie die enantiomerenreinen Fonmen von Verbindungen der Formel 1. 

Verwendet man gemSB Verfahren (A) N-2.6-Dichlorphenylacetyl-N-methyl-alaninethylester. so kann der 
Verlauf des erfindungsgemaflen Verfahrens durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden: 



75 



20 




C02C2H5 

CI 



I ) \ 1. Base H 

0 CI 




Verwendet man gemSB Verfahren (B) (Variante a) 3-{2.4.6-Trimethylphenyl)-1-isopropyl-pyrrolidin-2.4- 
dion und Pivaloylchlorid als Ausgangsstoff. so kann der Verlauf des erfindungsgemaflen Verfahrens durch 
^ folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden. 



30 



35 



CH, 



CH, 



HO CH, 



H3C- 



CH- 



O 

1.1 



-COCl H3C>^^'''^\ 
H^C/^CHo ( 



O CH, 



CH3 



Base 




0 CH3 



HoC 

CH3 0 CH3 



H- 



Venwendet man gemSB Verfahren B (Variante B) 3-(2.4.6-TrimBthylphenyl)-1-cyclopentyl-pyrrolidin-2.4- 
dion und Acetanhydrid, so kann der Verlauf des erfindungsgemaflen Verfahrens durch folgendes Reaklions- 
40 schema wiedergegeben werden. 



45 



50 



CH3 

I 1 CH3 



H, 



H3C-C0^ 



H3C-CO 



Base 



0 H,C 



CH- 



Verwendet man gemSfi Verfahren C 3-(2.4-6-Trimethylphenyl)-1-methoxyethyl-5-methyl-pyn'olidin-2,4- 
dion und ChlorameisensSureethoxyethylester. so kann der Verlauf des erfindungsgemaflen Verfahrens 
durch folgendes Reaktionsschema wiedergegeben werden. 
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10 



H3C-O 




C2H5 



0 
II 




Ha (^-C-Cl 

Co - - 



■C2H5 



Base H3C-O 




Die bei dem obigen Verfahren (A) ais Ausgangsstoffe ben5tigten Verbindungen der Formel (II) 



15 



20 



C* C02R^ 




(II) 



in welcher 

A. B, C. X. Y. Z. n und die oben angegebene Bedeutung haben sind teilweise bekannt oder lassen sich 
^® nach im Prinzip bekannten Methoden in einfacher Weise lierstelien. So ertiSIt man z.B. Acyi-aminosauree- 
ster der Formel (II), wenn man 
a) AminosSureester der Formel (VI), 



30 



C* COgF* 



A — NH 



(VI) 



35 



40 



45 



in welcher 

R« fur Wasserstoff (Via) und AlkyI (VIb) steht 
und 

A, B und C* die oben angegebene Bedeutung haben mit PhenylessigsSurehalogeniden der Fonmel (Vl!) 



COHal 



-n 



(VII) 



in welcher 

X. Y. Z und n die oben angegebene Bedeutung haben und 
5^ Hal fUr Chlor Oder Brom steht, 

acyliert (Chem. Reviews 52 237-416 (1953); 
Oder wenn man AcylaminosSuren der Formel (lla). 



55 
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(Ila) 



in welchar 

A. B. C*. X. Y, Z und n die oben angegebene Bedeutung haben 
und 

R* fur Wasserstoff steht, 

verestert (Chem. Ind. (London) 1568 (1968)). 

Beispielhaft selen folgende Verblndungen der Forme! (II) genannt: 

1 . N-lsopropyl-N-(2.4-Dichlorphenyl-acetyl)-glycin-ethylester 

2. N-lsopropyl-N-(2,6-DichIorphenyl-acetyl)-glycln-ethylester 

3. N-(2.6-Dlch!orphenyl-acetyl)-sarkosin-methylester 

4. N-lsopropyl-N-(2,6-dichlorphenyl-acetyl)-alanin-ethylester 

5. N-Methoxyethyl-N-{2.6-dichlorphenyl-acetyl)-glycln-ethy)ester 

6. N-Methoxyethyl-N-(2,6-dichlorphenyl-acetyl)-alanln-ethylester 

7. N-tert.-Butyl-N-(2,6-dlchlorphenyl-acetyl)-glyc!n-ethylester 

8. N-Methyl-N-(2,6-dichlorphenyl-acetyl)-alanin-etliylester 

9. N-2-(2,4,4-trimethyl-pentyl)-N-(2,6-dichlorphenyl-acetyl)-glycin-ethylester 

1 0. N-(2.4,6-trimethy!phenyl-acetyl)-sarkosin-methylester 

1 1 . N-Ethyl-N-(2.4.6-trlmethylphenyl-acetyl)-glydn-ethy tester 

1 2. N-lsopropyl-N-(2,4.6-trlmethylphenyl-acetyl)-glycin-ethylester 

13. N-tert.-Butyl-N-(2.4,6-trlmethylphenyl-acetyl)-glycin-ethylester 

14. N-iso-Butyl-N-(2,4.6-trimethylphenyl-acetyl)-glycln-ethylester 

1 5. N-sec-Buty l-N-(2,4,6-trimethylphenyl-acetyl)-glycin-ethylester 

16. N-neo-Pentyl-N-(2.4.6-trlmethylphenyl-acetyl)-glycin-ethylester 

17. N-2-(2.3-Dimethyl-butyl)-N-(2,4,6-trlmethylphenyhacetyl)-glycin-ethylester 

18. N-2-(2.2.3-Trimethyl-butyl)-N-(2.4,6-trirTiethylphenyl-acetyI)-glycin-ethylester 

19. N-Cyclopropyl-N-(2.4,6-trinr^ethylphenyl-acetyl)-glycin-ethylester 

20. N-Cyclopentyl-N-(2,4,6-trimethylphenyl-acetyl)-glycin-ethylester 

21 . N-Cyclohexyl-N-(2,4.6-trimethylphenyl-acetyl)-glycin-ethy (ester 

22. N-Alkyl-N-(2.4.6-trimetliylphenyl-acetyl)-glycln-othylester 

23. N-Benzyl-N-(2,4,6-trimethylphenyl-acetyl)-glycin'ethylester 

24. N-2-(2,4,4-trimethyl-pentyl)-N-(2.4,6-Trimethylphenyl-acetyl)-glycin-ethylester 

25. N-Methoxyethyl-N-(2.4,6-trimethy Ipheny l-acety l)-giycin-ethylester 

26. N-Methoxypropyl-N-(2,4.6-trlmetliylphenyl-acetyl)-gIycin-ethylester 

27. N-Methoxy-2-methyl-propyl-N-(2,4,6-trimethylphenyl-acetyl)-glycln-ethylester 

28. N-2-(Ethoxy-butyl)-N-(2,4,6-trimethylphenyl-acetyl)-glycin-ethylester 

29. N-2-(Methoxy-propyl)-N-(2,4,6-trimethylphenyl-acetyl)-glycin-ethyIester 

30. N-Ethyl-mercaptoethyl-N-(2,4.6-trlmethylphenyl-acetyl)-gIydn-ethylester 

31 . N-Methyl-N-(2,4.6-trimethylphenyl-acetyl)-alanin-ethyiester 

32. N-Ethyl-N-(2,4.6-trimethylphenyI-acetyl)-alanin-ethylester 

33. N-lsopropyl-N-(2.4,6-trimethylphenyl-acetyl)-alanln-ethylester 

34. N-lsobutyl-N-(2,4,6-trimethylphenyl-acetyl)-alanin-ethylester 

35. N-sec-Butyl-N-(2.4.6-trimethylphenyl-acetyl)-alanin-ethylester 

36. N-Cyclopropyl-N-(2.4.6-trlmethylphenyl-acetyl)-alanin-ethylester 

37. N-Cyclopentyl-N-(2,4,6-trimethylphenyl-acetyl)-alanin-ethylester 

38. N-Cyclohexyl-N-(2,4,6-trimethylphenyl-acetyl)-alanln-ethylester 

39. N-MethoxyethyI-N-(2.4.6-trimethylphenyl-acetyl)-alanln-ethylester 

40. N-Methoxypropyi-N-(2,4,6-lrimethylphenyl-acetyl)-alanin-ethylester 

41. N-Methyl-N-(2,4,6-trimethylphenyl-acetyI)-2-amino-buttersaure-ethylester 

42. N-Ethyl-N-(2,4.6-trimethylphenyl-acetyl)-2-amino-buttersaure-ethylester 

43. N-Methyl-N-(2,4.6-trinr^ethylphenyl-acetyl)-2-anilno-valeriansaure-ethylester 
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44. N-Methyl-N-(2,4.6-trimethy!phenyI-acetyl)-2-amlno-iso-valeriansaur0-ethylester 

45. N-Ethyl-N-(2,4.6-trimethylphenyl-acetyl>'2-arnino-valeriansaure-ethylester 

46. N-Ethyl-N-(2,4,6-trimethylph8nyl-acetyl)-2-amlno-jso-valeriansaure-ethylester 

47. N-MethyI-N-(2.4.6-trimethylphenyl-acetyl)-2-methylalanin-ethylester 

48. N-Ethyl-N-{2.4,6-trlm0thylphenyl-acetyl)-2-rnethylalanin-ethylester 

49. N-lsopropyl-N-(2.4,6-trimethylphenyl-acetyl)-2-methylalanin-ethylester 
Beispielhaft sind folgend© Verbindungen der Formel (Ha) genannt: 

1 . N-(2,4-Dichlorphenyl-acetyl)-sar!<osin 

2. N-(2.6-Dichlorphenyl-acetyl)-sarkosin 

3. N-(2.4,6-trimethylphenyhacetyl)-sarkosin 

Verbindungen der Formel (Ila) sind beispielsweise aus den PhenylessigsMurehalogeniden der Formel 
(VII) und Aminosauren der Formel (Via) nach Schotten-Baumann (Organikum 9. Auflage 446 (1970) VEB 
Deutscher Verlag der WIssenschaften. Berlin) erhMltlich. 

Verbindungen der Formel VI. In welchen A, B, C und R* die oben angegebene Bedeutung haben, sind 
nach literaturbekannten Verfahren aus a-HalogencarbonsSuren bzw. -estem und Aminen erhaitlich 
(Advanced Organic Chemistry, J. March S. 377, IVIc Graw-Hill Inc. 1977). 

Das Verfahren (A) 1st dadurch gekennzeichnet, da0 Verbindungen der Formel (II) In welcher A. B, C. X, 
Y, Z, m, n und die oben angegebene Bedeutung haben in Gegenwart von Basen einer intramolekularen 
Kondensation unterwirft. 

Als VerdUnnungsmittel konnen bei dem erfindungsgemafien Verfahren (A) alle Oblichen inerten organi- 
schen Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie Toluol und 
Xylol, femer Ether, wie Dibutylether, Tetrahydrofuran. Dioxan. Glylkoldimethylether und Diglykoldlmethyle- 
ther. auflerdem polare LSsungsmlttel. wie Dimethylsulfoxld, Sulfolan, Dimethylformamid und N-Methyl- 
pyrrolidon. 

Als Deprotonierungsmlttel konnen bei der DurchfOhrung des erfindungsgemaflen Verfahrens (A) alle 
ubiichen Protonenakzeptoren eingesetzt werden. Vorzugsweise ven/vendbar sind Alkalimetall- und 
Erdalkalimetall-oxide, -hydroxide und -carbonate, wie Natriumhydroxid. Kaliumhydroxid, Magnesiumoxid, 
Calciumoxid. Natrlumcarbonat. Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat. die auch in Gegenwart von Phasen- 
transferkatalysatoren wie z.B. Triethylbenzyiammoniumchlorld, Tetrabutylammoniumbromid, Adogen 464 
Oder IDA 1 eingesetzt werden konnen. Ferner sind Alkalimetall- und Erdalkalimetallamide und -hydride, wie 
Natriumamid. Natriumhydrid und Calciumhydrid. und auOerdem auch Alkalimetall-alkoholate. wie Natrlum- 
methylat. Natriummethyiat und Kalium-tert.-butylat einsetzbar. 

Die Reaktlonstemperaturen konnen bei der DurchfOhrung des erflndungsgemSflen Verfahrens (A) 
Innerhalb eines groCeren Bereiches varliert werden. Im allgemeinen arbeitet man bei Temperaturen 
zwischen O' C und 250* C, vorzugsweise zwischen 50* C und 150* C. 

Das erflndungsgemaBe Verfahren (A) wird im allgemeinen unter Normaldruck durchgefuhrt. 
Adogen 464 = Methyltrialkyl(C8-Cio)ammoniumchlorid 
IDA 1 = Tris-(methoxyethoxylethyl)-amln 

Bei der DurchfOhrung des erfindungsgemajSen Verfahrens (A) setzt man die Reaktionskomponenten der 
Formein (II) und die deprotonierenden Basen im allgemeinen in etwa aquimolaren Mengen ein. Es ist 
jedoch auch mOglich, die eine oder andere Komponente in einem gr60eren OberschuB (bis zu 3 Mol) zu 
verwenden. 

Das Verfahren (Ba) ist dadurch gekennzeichnet, dafl man Verbindungen der Formel (la) mit Carbonsau- 
rehalogeniden der Formel (III) umsetzt. 

Als VerdUnnungsmittel konnen bei dem erfindungsgemSBen Verfahren (Ba) bei Venfl^endung der 
SMurehalogenide alle gegenOber diesen Verbindungen inerten Solventien eingesetzt werden. Vorzugsweise 
verwendbar sind Kohlenwasserstoffe, wie Benzin, Benzol, Toluol. Xylol und Tetralin, ferner Halogenkohlen- 
wasserstoffe, wie Methylenchlorid, Chloroform, Tetrachlorkohlenstoff, Chlorbenzol und o-Dichlorbenzol, 
auflerdem Ketone, wie Aceton und Methylisopropylketon, weiterhin Ether, wie Diethylether. Tetrahydrofuran 
und Dioxan. darUberhinaus Carbonsaureester, wie Ethylacetat. und auch stark polare Solventien. wie 
Dimethylsulfoxld und Sulfolan. Wenn die Hydrolysestabilit3t des SSurehalogenids es zuIaBt, kann die 
Umsetzung auch in Gegenwart von Wasser durchgefuhrt werden. 

Verwendet man die entsprechenden CarbonsSurehalogenide so kommen als Saurebindemittel bei der 
Umsetzung nach dem erfindungsgemSflen Verfahren (Bor) alle Oblichen Saureakzeptoren in Betracht. 
Vorzugsweise verwendbar sind tertiare Amine, wie Triethylamin, Pyridin, . Diazabicyclooctan (DABCO). 
Diazabicycloundecen (DBU). Diazabicyclononben (DBN), HOnig-Base und N.N-Dimethyl-anilin. femer Erdal- 
kalimetalloxide, wie Magnesium- und Calciumoxid, auBerdem Alkali- und Erdalkali-metall-carbonate, wie 
Natrlumcarbonat, Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat. 
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Die Reaktlonstamperaturen k5nnen auch bei dem erflndungsgemSiSen Verfahren (Ba) auch bei der 
Verwendung von Carbonsaurehalogentden innerhalb eines gro0eren Bereiches variiert werden. Im allgemei- 
nen arbeitet man bei Temperaturen zwischen -20 *C und +150*C. vorzugswelse zwischen 0*C und 
100* a 

5 Bel der DurchfUhrung des erfindungsgemaPen Verfahrens (Ba) werden die Ausgangsstoffe der Formel 
(la) und das CarbonsSurehalogenId der Formel (III) im allgemeinen in angendhert Mquivaienten Mengen 
verwendet. 

Es ist jedoch auch moglich, das CarbonsSureanhydrid in einem gr6/5eren OberschuiJ (bis zu 5 Mol) 
einzusetzen. Die Aufarbeitung erfolgt nach Obliclien Methoden. 
10 Das Verfahren (B0) ist dadurch gel<ennzeichnet. da/3 man Verbindungen der Formel (la) mit CarbonsSu- 
rehydriden der Formel (IV) umsetzt. 

Verwendet man bei dem erfindungsgemS/Jen Verfahren (BB) als Reaktionsl<omponente der Formel (IV) 
Carbonsaureanhydride. so konnen ats Verdunnungsmittel vorzugswelse diejenigen VerdQnnungsmittel ver- 
wendet werden, die auch be! der Venwendung von SSurehalogeniden vorzugswelse in Betracht kommen. Im 
IS (Jbrigen kann auch ein im OberschuB eingesetztes Carbonsaurehydrid gleichzeitig als VerdOnnungsmittel 
fungieren. 

Die Reaktionstemperaturen konnen auch bei dem erfindungsgemSflen Verfahren (BB) auch bei der 
Verwendung von Carbonsaureanhydriden innerhalb eines grSBeren Bereiches variiert werden. Im aHgemel- 
nen arbeitet man bei Temperaturen zwischen -20 'C und +150*C, vorzugswelse zwischen 0*C und 
20 100' C. 

Bei der DurchfUhrung des erfindungsgemMBen Verfahrens werden die Ausgangsstoffe der Formel (la) 
und das Carbonsaureanhydrid der Formel (IV) im allgemeinen in angenahert aquivalenten Mengen verwen- 
det. Es ist jedoch auch mSglich, das Carbonsaureanhydrid in eInem groBeren OberschuB (bis zu 5 Mol) 
einzusetzen. Die Aufarbeitung erfolgt nach Qblichen Methoden. 

25 Im allgemeinen geht man so vor, daB man VerdOnnungsmittel und Im OberschuB vorhandenes 
Carbonsaureanhydrid sowie die entstehende CarbonsSure durch Destination Oder durch Waschen mIt eInem 
organ ischen Losungsmittel oder mit Wasser entfernt. 

Das Verfahren (C) ist dadurch gekennzeichnet. daB man Verbindungen der Fomnel (la) mit Chloramei- 
sensSureestem der Formel (V) umsetzt. 

30 Verwendet man die entsprechenden ChlorameisensSureester so kommen als Saurebindemittel bei der 
Umsetzung nach dem erfindungsgemaBen Verfahren (C) aile Obllchen Saureakzeptoren in Betracht. Vor- 
zugswelse ven^vendbar sind tertiare Amine, wie Triethyiamin. Pyridin, DABCO, DBC, DBA, HGnig-Base und 
N.N-Dlmethyl-anilin. ferner Erdalkalimetalloxide, wie Magnesium- und Calcium-oxid. auBerdem Alkali- und 
Erdalkali-metall-carbonate. wie Natriumcarbonat Kaliumcarbonat und Calciumcarbonat. 

35 Als VerdOnnungsmittel konnen bei dem erfindungsgemaBen Verfahren (C) bei Verwendung der Chlora- 
meisensaureester alte gegenOber diesen Verbindungen inerten Solventien eingesetzt werden. Vorzugswelse 
verwendbar sind Kohlenwasserstoffe. wie Benzln. Benzol, Toluol, Xylol und Tetralin. ferner Halogenkohlen- 
wasserstoffe, wie Methylenchlorid. Chloroform, Tetrachlorkohlenwasserstoff. Chlorbenzol und o-Dichlorben- 
zol. auBerdem Ketone, wie Aceton und Methylisopropylketon. weiterhin Ether, wie Diethylether, Tetrahydro- 

40 furan und Dioxan. darOberhinaus Carbonsaureester, wie Elhylacetat. und auch stark polare Solventien. wie 
Dimethylsulfoxid und Sulfolan. 

Bei Verwendung der Chlorameisensaureester als Carbonsaure-Derivate der Formel (V) konnen die 
Reaktionstemperaturen bei der DurchfUhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (C) innerhalb eines 
gr5Beren Bereiches variiert werden. Arbeitet man in Qegenwart eines Verdunnungsmittels und eines 

45 saurebindemitlels. so llegen die Reaktionstemperaturen im allgemeinen zwischen -20 'C und +100* C, 
vorzugswelse zwischen 0* C und 50* C. 

Das erfindungsgemaBe Verfahren (C) wird im allgemeinen unter NormakJruck durchgefOhrt. 
Bei der DurchfUhrung des erfindungsgemaBen Verfahrens (C) werden die Ausgangsstoffe der Formel 
(la) und der entsprechende (Chlorameisensaureester der Formel (V) Im allgemeinen In angenShert Squiva- 

50 lenten Mengen venwendet. Es ist jedoch auch moglich, die eine oder andere Komponente in einem 
grSBeren OberschuB (bis zu 2 Mol) einzusetzen. Die Aufarbeitung erfolgt dann nach Ubiichen Methoden. Im 
allgemeinen geht man so vor. daB man ausgefallene Seize entfernt und das verbleibende Reaktlonsgemisch 
durch Abziehen des VerdUnnungsmittels einengt. 

55 

Betsplel 1: 
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HgC 



CI 



HO 




CI 



w 



IS 



3,9 g (0.13 Mol) Natrium hydrid (80%lg) werden In 70 ml abs. Toluol vorgelegt. Nach Zutropfen von 36.2 
g (0,107 Mol) N-2,6-Dlchlorphenylac0tyl-N-lsopropyl-glycinethy tester in 160 ml abs. Toluol, erhitzt man 6 h 
unter RUckflu/J. Unter ElsbadkOhlung werden 20 ml Ethanol zugetropft. der Ansatz im Vakuum einrotiert. der 
ROckstand in 1 N NaOH gelOst und das 3-(2.6-Dichlorphenyl)-l-isopropyI-pyn'olldin-2.4-dlon be! 0-20* C mit 
konzentrierter Salzsaure gefallt. Das Produkt wird zur Reinigung mit Chloroform ausgekocht. anschlieBend 
wird n-Hexan zugesetzt und das ausgelallene. farbtose Produkt abgesaugt. 
Ausbeute: 25.42 g (83 % d. Theorle) Fp. >230' C. 



20 



Belsplel 2: 



25 



30 




35 



40 



3.42 g (15 mmol) 3-(2.4,6-Trimethylphenyl)-1-methyl-pyrrolldin-2.4-dion werden in 50 ml abs. Tetrah- 
ydrofuran (THF) suspendiert und mit 1.22 ml (15 mmol) abs. Pyridin und 2,54 ml (15 mmol) Ethyl- 
diisopropylamin versetzt. Dazu tropfl man bei o'-IO'C 1,88 ml (15 mmol) Pivaloylchlorld gelost in 5 ml 
abs. THF und rOhrt 30 Min. nach. Der Niederschlag wird abfiltriert, die L6sung im Vakuum einrotiert und der 
RUckstand an Kieselgel mit Cyclohexan/Essigester 1:1 chromatographiert. 

Durch Kristallisation aus Ether/n-Hexan erhalt man 3,8 g (80,4% der Theorle) 4-(Pivaloyloxy)-3-(2.4.6- 
trimethylphenyl)-l-methyl-3-pyrrolin-2-on von Schmp. 75 'C. 



Belsplel 3 



45 



50 



55 



] X\ CHg 

HaC-*^ 0 >-=\ 



5.18 g (20 mmol) 3-(2,4,6-trimethylphenyl)-1-isopropyl-pyrroOdin-2.4-dion werden in 70 ml tert.-Butylme- 
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thylether (MTB-Ether) suspendiert. Nach Zugabe von 1»63 ml (20 mmol) abs, Pyridin und 3.4 ml (20 mmol) 
Ethyl-diisopropylamin tropft man be! 0*C - 10 'C 2,45 g (20 mmol) ChlorameisensSure-isopropylester, 
gelost in 5 ml MTB-Ether. zu, rUhrt 30 Minuten nach. flltriert ab und rotlert em. Der ROckstand wird an 
Kieselgel mit Cyclohexan/Esslgester 1 : 1 chromatographlert. Durch Kristallisation aus n-Hexan erhSIt man 
5 4.67 g (67,6% der Theorie) 4-lsopropoxy-carbonyloxy-3-(2,4,6-trlmethylphenyl)-l-isopropyl-3-pyrrolin-2-on 
vom Schmelzpunkt 81 ' C. 

In entsprechender Weise zu den Herstellungsbeispielen und gemafi den allgemeinen Angaben zur 
Herstellung erhalt man die in den nachfolgenden Tabellen 1-3 formelgmSfiig aufgefOhrten 3-Aryl-pyrrolldin- 
2,4-dlon(e)-Derivate der Formel (la) - (Ic). 
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Tabelle 1 (Fortsetzung) 
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IT 

H 




73 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-(CH2)3- 


H 


H 


190 


74 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-(CH2)3- 


CH3- 


H 


175 


75 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5-0-(CH2)2-CH(CH3)- 


H 


H 


220 


76 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5-0-(CH2)2-CH(CH3)- 


CH3- 


H 




77 


CH3 


CH3 


6-CK3 


CH3-0-CH2-CH(CH3)-CH2- 


H 


H 


156 


78 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5-S-(CH2)2- 


H 


H 


165 
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Tabe^e 2 



0 




(lb) 



0 



Bsp. 
Nr. 


X 


Y 


in 


A 


B 


C* 




Fp" 


79 


CI 


CI 


H 


{CH3)2CH- 


H 


H 


CHg- 


128 


80 


CI 


H 


6-Cl 


CH3- 


CH3- 


H 


CH3- 


125 


81 


CI 


H 


6-Cl 


CHg- 


CHg- 


H 


(CH3)2CH- 


61 


82 


CI 


H 


6-Cl 


CH3- 


CH3- 


H 


(CH3)3C- 


68 


83 


CI 


K 


6-Cl 


(CH3)2CH- 


H 


H 


CH3- 


113 


84 


CI 


H 


6-Cl 


{CH3)2CH- 


H 


H 


(CH3)2CH- 


105 


85 


CI 


H 


6-Cl 


(CH3)2CH- 


H 


H 


<CH3)3C- 


122 


86 


CI 


H 


6-Cl 


(CHglgCH- 


H 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 


112 


87 


CI 


H 


6-Cl 


(CHgjgC- 


H 


H 


CH3- 


113 


88 


CI 


H 


6-Cl 


(CH3)3C- 


H 


H 


. (CH3)2CH- 


117 


89 


CI 


H 


6-Cl 


(CH3)3C- 


H 


H 


<CH3)3C- 


156 


90 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


H 


H 


CH3- 


ai 


91 


CHg 


CHg 


6-CH3 


CHg- 


H 


H 


(CHg>2CH- 


61 


92 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


H 


H 


(CH3)2CH-C(CHg)2- 


45 


93 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


CHg- 


H 


CHg- 


75 


94 


CHg 


CHg 


4-CHg 


CHg- 


CHg- 


H 


(CHg)2CH- 


61 


95 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH3- 


CHg- 


H 


<CH3)3C- 


61 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr. X 



0£ 

70 


CH3 


CH3 


6-CH3 


97 






6-CHa 


98 


CH3 


CNa 


6-CHa 


99 


CH3 




w 


100 


CH3 


CH3 


6-CH3 


101 


CHg 


CH3 


6-CH3 




f*l2 
CH3 


CH3 


6-CH3 




CH3 


CH3 


6-CH3 


104 


CH3 


CH3 


6-CH3 


105 


CH3 


CH3 


6-CH3 


106 


CH3 


CH3 


6-CH3 


107 


CH3 


CH3 


6-CH3 


108 


CH3 


CH3 


6-CH3 


109 


CH3 


CHg 


6-CH3 


110 


CH3 


CH3 


6-CH3 


111 


CH3 


CH3 


6-CH3 


112 


CH3 


CH3 


6-CH3 



'3- 

<3- 



CH3- 
CH,- 



CH3- 



»3- 
*3- 



CHi 



CH^ 



CH, 



CH 



3 

CH3- 



C2H5. 



H (CH3)2CH-C(CH3)2- 

H (CH3)3C-CH2- 61 

H CH30-CH2-C(CH3)2- 61 

H C1CH2-C(CH3)2- 6I 

CHaON/^H, 



CH,- H (CHa)9C«CH 



CH3- H 



C2H5- H 
C2H5- H 
C2H5 



H 



3'2'- 

CH3- 

(CHgjgCH- 

(CHaJgC- 



C2H5- H (CH3)2CH-C(CH3)2- 
C2H5- H (CH,)aC-CH,- 



3'3^ 



C2H5- H CH30-CH2-C(CH3)2- 

C2H5- H C1CH2-C(CK3)2- 

CH3OV 
C2H5- H L 

CH30SXn:H3 

C2H5- H (CH3)2C-CH- 
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Tabelle 2 (Fortselzung) 



5 


Bsp. 
Nr. 


X 


T 


In 


A 


B 


c* 




10 


113 


CH3 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


C3H7- 


H 


CHg- 




114 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


CgH;- 


H 


(CHg)2CH- 


ts 


lis 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


CgH7- 


H 


(CHgjgC- 


116 


CH3 


CHg 


*-CHg 


CHg- 


C3H7- 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 




117 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


(CH3)2CH- 


H 


CH3- 


SO 


118 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


(CHg)2CH- 


H 


(CHg)2CH- 




119 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


(CHg)2CH- 


H 


(CHg)gC- 




120 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


(CHgVgCH- 


H 


(CHg)2CH-C(CHg)2- 


25 


121 


CHg 


CHg 


6-CH3 


CHg. 


CHg- 


CHg- 


CH3- 




122 


CHg 


CHg 


6-CH3 


CHg- 


CHg- 


CHg- 


(CH3)2CH- 


90 


123 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


CHg- 


CHg- 


(CHg)gC- 




124 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CHg- 


CHg- 


CHg- 


(CHg)2-CH-C(CHg)2- 




125 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C2H5 


H 


H 


CHg- 


35 


126 


CHg 


CHg 


6 -CHg 


C2H5 


H 


H 


(CH3)2CH- 




127 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C2H5 


H 


H 


(CH3)3C- 


40 


128 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C2H5 


H 


H 


(CH3)2-CH-C(CHg)2" 




129 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C2H5 


H 


H 


(CH3)3C-CH2- 




130 


CHg 


CHg 


4-CH3 


C2H5 


H 


H 


CH30-CH2-C(CH3)2- 


45 


131 


CHg 


CH3 


6-CHg 


C2H5 


H 


H 


ClCHg-CCCHgjg- 




132 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C2H5 


H 


H 


CHgOVv 
CHgONX^Hg 


SO 

















55 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


X 


Y 




A 


B 


C* 


Fp ' 


133 


CH3 


CK3 


6-CH3 


C2H5- 


K 


H 


(CH3)2C=CH- 


134 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


H 


H 


0->. CH3 


135 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


CH3- 


H 


CH3- 61 


136 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


CH3- 


H 


(CH3)2CH- 


137 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2«5- 


CH3- 


H 


(CH3)3C- Ql 


138 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


CH3- 


H 


(CH3)2-CH-C(CH3)2- 


139 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


CH3- 


H 


(CH3)3C"CH2- 61 


140 




CH3 


6-CHo 

0 vn3 


CoHc- 


w«3 


H 


CH^O- CH-9 -C ( CH^ ) 9 - 


141 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


CH3- 


H 


C1CH2-C(CH3)2- 


142 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2"5- 


CH3- 


H 


CHgOV 
CH30S,''^H3 


143 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2"5- 


CH3- 


H 


(CH3)2C»CH- 


144 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


CH3- 


H 


(^-^ CH3 


145 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


C2H5- 


H 


CH3- 


146 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


C2H5. 


H 


(CH3)2CH- 


147 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


C2H5- 


R 


(CH3)3C- 


148 


CH3 


CH3 


6-CH3 




C2H5- 


H 


(CH3)2-CH-C(CH3)2- 


149 


CH3 


CH3 


6-CH3 




C2«5- 


H 


(CH3)3C-CH2- 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 



Bsp, 
Nr. 


X 


If 

Y 




A 


B 


p# 

C 


b1 


150 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C2H5- 


C2H5- 


H 


CH30-CH2-C(CH3)2- 


151 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CzHs- 


C2H5- 


H 


C1CH2-C(CH3)2- 


152 


CHg 


CHg 


6 -CHg 




C2H5- 


H 






CH3 


rti 
CH3 


&*PU. 
t-LHg 




P«H-- 

C2"5 


u 
n 


f PH« 1 «PsPH- 


154 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2"5- 


C2H5- 


H 


0 




CH3 


CH3 


6-CH3 


p^u • 
^2"5 


P^U.- 

CgH7 


u 
n 


^"3 


190 


CH3 


PU 

CH3 


A*PU 


C2H5 


C3"7 


u 
n 




157 


CH3 




_PU 

6-CH3 


P U - 

C2H5 


p u - 
C3H7- 


n 


iru LP- 


ICO 

loo 


CH3 


PU 

CH3 


b-CH3 


^2"5 


C3H7 


u 
n 




1 CO 


CM3 


PU 

gH3 


6-CH3 


P^U-* 

C2H5- 


ILflg / 2^** 


u 
n 


3 


loQ 


CHg 


PU 

CH3 


iL*PU 


P u • 


fPU I^PU- 
VLng /2^n* 


u 
n 


f PH-1-PH- 


261 


CHg 


PU 

CM3 


A»PU^ 

6-Ln3 


P^U-- 

*^2"5 




u 
n 


/pu.l^p- 
^^"g'g*' 


162 


CHg 




6-CH3 


C2«5- 


(CH3)2CH- 


H 


( CHg ) 2CH-C ( CHg ) 2" 


163 


CHg 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


CH3- 


CHg- 


CHg- 


164 


CHg 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


CH3- 


CHg- 


(CH3)2CH- 


165 


CHg 


CH3 


6-CH3 


CzHs- 


CHg- 


CHg- 


(CHgJgC- 


166 


CHg 


CH3 


6-CH3 


CzHs- 


CHg- - 


CHg- 


(CH3)2CH-C(CHg)2- 


167 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CgH7 


H 


H 


CHg- 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 



Bsp. 



Hr, 


X 


T 




A 




B 


c* 


Fp 


168 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H, 


f 


H 


H 


(CHg)2CH- 


A Q 7 






^ CH3 


M It 

C3H; 




H 


H 


(CH3)3C- 


170 






b-CH3 


P u 




u 
n 


ft 

H 


(CH3)2-CH-C(CH3)2- 


171 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H; 




H 


K 


(CH3)3C-CH2- 


172 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H, 




K 


H 


CH30-CH2-C(CH3)2- 


if a 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H5 




H 


H 


C1CH2-C(CH3)2- 


174 


CH3 


CH3 


6-CH3 




r- 


H 


H 


CH30Sx^^H3 


I to 


CHg 


CH3 


6-CH3 


C3H7 




H 


H 


(CH3)2C=CH- 


176 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H, 




H 


H 


0 


177 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7 

w r 






H 


CH-,- 


178 


CH3 


CH3 


6-CH3 




^. 


CH3- 


H 


(CHgjgCH- 


179 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H, 




CH3- 


H 


(CHg)3C- 


180 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7 




CH3- 


H 


(CHg)2-CH-C(CHg)2- 


181 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CgH, 




CHg- 


H 


(CHgjgC-CHg- 


182 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7 


.* 


CHg- 


H 


CHgO-CH2-C(CH3)2- 


183 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C3H, 




CHg- 


H 


CICH2-C(CH3)2- 


184 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C3H7 




CHg- 


H 


CHgONj 



CHgOrv^Hg 
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Tabelle 2 (Fortselzung) 



Bsp« 
Nr. 


X 


Y 




A 


B 


C* 


r1 Fp 


185 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


CH3- 


H 


(CH3)2CsCH- 


186 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


CH3- 


H 




167 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


C2H5- 


H 


CH3- 


188 


3 




6-CHo 


C-Mf- 


C9HC- 


H 


(CH-))9CH- 


189 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


C2H5- 


H 


(CHjjjC- 


190 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 




H 


(CH3)2-CH-C(CH3)2- 


191 


CH3 


CH3 


6-CH3 




C2H5- 


H 


(CH3)3C-CH2- 


192 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


C2H5- 


H 


CH30-CH2-C(CH3)2- 


193 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


C2H5- 


H 


CICH2-C(CH3)2- 


194 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


C2H5- 


H 


CH30N/^H3 


195 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


C2«5- 


H 


(CH3)2C«CH- 


196 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


C2H5- 


H 


0—' 


197 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


C3«7- 


H 


CH3- 


198 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


C3H7- 


H 


(CH3)2CH- 


199 


CH3 


CH3 




C3H7- 


C3H7. 


H 


(CH3)3C- 


200 


CH3 


CH3 


6-CH3 




C3H7" 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 


201 


CH3 


CH3 


*-CH3 


C3H7. 


(CH3)2CH' 


H 


CH3- 


202 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


(CH3)2CH- 


H 


(CH3)2CH- 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


X 


Y 


hi 


A 


B 




r1 


Fp 


203 


CH3 


CHo 


6 -CHa 


C3H7- (CH3)2CH- 


H 


(CHq}aC- 




204 


CH3 


CH3 


6-CHa 


C3H7- (CHgJgCH- 


H 


(CH'))9CH-C(CH->)'^- 




205 




CHa 


6-CHa 


C3H7- 


CH3- 


CHa- 






206 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


CH3- 


CHa- 

•5 


(CH«,)5CH- 




207 


CH3 




6-CH3 




CH3- 


CH3- 
J 


(CH^)^C- 




208 


CH3 


CH3 




C3H7- 


CH3- 


CHg- 


(CH^)^CH-C(CH,)^- 




209 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 


CH3- 


75 


210 


CH3 


CH3 


6-CH3 


<CH3)2CH- 


H 


H 


(CH3)2CH- 


60 


211 






6 -CHg 


(CHgjgCH- 


H 


H 


(CH<3)'9C- 


86 


212 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 


(CH3)2CH-C(CH^)o- 


108 


213 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 


(CH3)3C-CH2- 


74 


214 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 


CH30-CH2-C(CH3)2- 


66 


215 




CH3 


6-CHa 


(CH3)2CH- 


H 


H 


C1CH2*C(CH3)2- 


153 


216 


CH3 


CHg 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 






217 


CHg 


CH3 


6-CH3 


(CK3)2CH- 


H 


H 


(CH3)2C«CH- 


67 


216 


CH3 


CHg 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 


NO2 




219 


CH3 


CHg 


6-CH3 


(CHgljCH- 


H 


H 


n- 
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Tabelle 2 (Forlsatzung) 



Bsp. 

Nr. X Y A B C* R» Fp 



228 CH3 CH3 «>CH3 (CH3)2CH- 



NO2 



220 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H 



221 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H H 02N-i^^_^ 

CI 

222 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H H 



CI 



CI 



223 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H H 

224 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H H Cl" 

CH3 



225 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H H 



CH3 



226 CH3 CH3 6-CH3 (CH3}2CH- H H 

227 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H H CH3- 

OCH3 

H H 
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TabBlle 2 (Fertsetsung) 



5 


Bsp, 
Hr. 


X 


Y 


2- 

n 


A 


B 


C« 


Fp 


10 


229 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 


HoCO 

O- 


15 


230 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 






231 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3 


H 


CH3- 61 


20 


232 


CH3 


CH3 


6-CH3 


( CH3 ) 2^^' 


CH3 


H 


(CH3)2CH- 




233 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3 


H 


(CHgjoC- 94 


25 


234 


«J 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3 


H 


(CHoja-CH-CtCHg),- 


235 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3 


N 


(CH3)3C-CH2- fil 






CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


nil 

CH3 


H 


nil n pu -p/i^u \ _ 
Cll3U-Cn2 C vCn3 }2 


30 


237 


CHo 


CHo 




(CHn)2CH- 


CH3 


K 


ClCHo-C(CH3)n- 112 




238 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3 


H 


CH3£N^ 
CH30S/^H3 


35 


239 








(CH<})9CH- 




H 


(CH-,)9C:CH- 


40 


240 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3 


H 




241 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C2H5- 


H 


CH3- 




242 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C2H5- 


H 


(CH3)2CH- 


45 


243 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C2H5- 


H 


(0)3)30- 




244 


CH3 


CHg 




(CH3)2CH- 


C2H5- 


H 


(CR3)2-CH-C(CH3)2- 



50 



55 
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Tabelle 2 (Fortselzung) 



Bsp. 
Nr. 


X 


Y 






B 


C* 


r1 Fp 


245 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C2"5- 


H 


(CH3)3C-CH2- 


246 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C2H5- 


H 


CH30-CH2-C(CH3)2- 








B wn3 




y 5 


H 


ClCHy-CCCHa),- 


248 


CH3 


CH3 


6-CT3 


{CH3)2CH- 


C2"5* 


K 


CH3OX 
CH30S/^H3 


249 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CHjjgCH- 


C2H5. 


H 


(CH3)2C»CH- 


250 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C2»5- 


H 


0-v CH3 
<^ 


251 


CHo 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C3H7- 


H 


CH3- 


252 




CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C3"7- 


H 


(CH3)2CH- 


253 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C3H7- 


H 


(CH3)3C- 


254 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C3H7- 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 


255 




CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


(CH3)2CH 


- H 


CH3- 


256 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


(CH3)2CH 


- H 


(CH3)2CH- 


257 


CHo 




6-CH3 


(CH3)2CH- 


(CH3)2CH 


- H 


(CH3)3C- 


258 


CHg 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


(CH3)2CH 


- H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 


2S9 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3- 


CH3- 


CH3- 


260 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3- 


CH3- 


(CH3)2CH- 


261 


CH3 


CH3 


6-CH3 


<CH3)2CH- 


CH3- 


CH3- 


(CH3)3C- 


262 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3- 


CHj- 


■ (CH3)2CH-C(CH3)2- 
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Tabellc 2 (Fortseizung) 



Bsp. 
Nr. 


X 


Y 




A 


B 


C* Fp 


•c 


263 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C4H9- 


H 


H 






264 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C4H9- 


H 


u 

n 






265 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C4H9- 


H 


H 


(CH-aj-aC- 

^^'••S ' 3 




266 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C4H,- 


H 


H 






267 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C4H9- 


CH3- 


n 






268 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C4H9- 


CH3- 


H 


(CH-s)'iCH- 




269 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C4H9- 


CH3- 


H 


(CH'a)^C- 

^^"3' 3 




270 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C4H9- 


CH3- 


H 


(CH^)oCH-C{CH-5)-^- 




271 


CHg 


CHg 


6-CHg 


(CH3)2CH-CH2- 


H 


H 




01 


272 


CHg 




6-CHg 


(CH3)2CH-CH2- 


H 


H 




61 


273 


CHg 


CHg 


6-CHg 


(CH3)2CH-CH2- 


H 


H 


3 3 


.61 


274 


CHg 


CHg 


6-CHg 


(CH3)2CH-CH2- 


H 


H 


(CH3)2CH-C(CHg)2- 


61 


275 


CHg 


CHg 


6-CHg 


{CH3)2CH-CH2- 


CHg- 


H 


CH3- 


73 


276 


CHg 


CHg 


6-CH3 


(CH3)2CH-CH,- 


CH3- 


H 


(CHg)3C- 


61 


277 


CHg 


CHg 


6-CH3 


(CH3)2CH-CH2- 


CH3- 


H 


{CH3)3C-CH2- 


61 


278 


CHg 


CHg 


fc-CHg 


(CH3)2CH-CH2- 


CH3- 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 




279 


CHg 


CHg 


6-CH3 


CH- 
CH3'' 


H 


H 


CH3- 


61 


280 


CHa 


CHg 


6-CH3 


C2H5V 

CH- 
CHj^ 


H 


H 


(CH3)2CH- 


66 



30 



Tabelle 2 (Fortsettung) 
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Bsp« 
Nr. X 



Fp •C 



C9H1 



TO 



fS 



20 



25 



30 



35 



40 



4S 



281 CH3 



283 CH', 



284 CH-; 



285 CH-, 



286 CH^i 



287 
288 
289 
290 
291 
292 
293 



CH3 
CH3 
CH3 
CH3 
CH3 
CH3 
CH3 



CH<g 



CH<: 



CH3 

CH3 
CHg 
CH3 
CH3 
CH3 
CH3 
CH3 



6-CH, 



2"5'^_ 



262 CH3 CH3 6-CH3 



6-CH<, 



6-CH1 



6-CH, 



6-CH, 



6-CH, 



6-CH, 



6-CH, 



6.CH3 
*-CH3 
6-CH3 



CH- 



CH, 



C9H, 



2"5N 
CH, 



CH- 



C2H5N 



CH< 



C2H5S 
CH, 



CH- 



C9H 



2"5^ 
CH, 



H H (CH3)3C- 



99 



H H (CH3)2CH-C(CH3)2- 66 



^CH- CH3- H CH3- 



61 



CH- CH,- H (CH3)2CH 



^CH- CH3- H (CH3)3C- 



100 



CH- CH3- H (CH3)2CH-C(CH3)2- 



(CH3)3C- 

(CH3)3C- 

(CH3)3C- 
(CH3)3C-CH2- 
(CH3)3C-CH2- 
(CH3)3C-CH2- 
(CH3)3C-CH2- 



H 
H 
H 
H 
H 
H 
H 



H (CH3)2CH- 
H (CH3)3C- 



di 



85 



H {CH3)2CH-C(CH3)2- 107 
H CH3- 5l 



H (CH3)2CH- 



H (CH3)3C' 83 
H (CN3)2CH-C(CH3)2- 



50 



55 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 



BSD • 


X 


Y 


2n 


A 


B 


C* 




Fp 'C 


294 




PM« 


A*PU 


^^"3'2 3 


H 


H 


CH3- 








PW- 

^"3 


A*PU 


\ Un3 J 2Cn-Cn ( Cn3 




H 


(CH3)2CH- 






^"3 


PU 


A-PU 


f PU ^ PU.PU/PU 

3 '2 3 


H 


H 


(CH3)3C- 




297 


^"3 


PH« 

^"3 


0 gH3 


/PU*> PU.PUfPU 

3 2 ^ 3 


1" n 


H 


\ Cn3 ) 2CH-C ( CH3 ) 2" 




298 


^"3 




A-PU- 
ft LH3 


^ PH-. ^ -P.PUI PU \ 

\ un3 / 3w>*i.ni wn3 ) 


_ u 

n 


M 


PU 

CH3- 


01 


299 


^"3 


L«3 


A-PP 


^ PU > P-PU/PU 1 

\ ^"3 ; 3U"Ln i ^113 / 


M 


n 










Ltl3 


A«>PU 


f PU 1 P-PU/PU \ 

iLn3 ;3L~Ln\Ln3 / 


• u 
n 


u 
n 


/ PLI ^ P 

(CH3)3C- 


92 


301 


^"3 


^"3 


A*PU 

ft w«3 


I wn3 ; 3L"Ln\ ^113 1 


- u 
n 


u 

n 


\ CH3 } 2Cn-C ( CH3 ) 2" 




302 


^"3 


PH- 


A-PU. 
ft LH3 


PH--PU*PU - 


n 


u 
n 


PU - 

CH3- 


01 






PU 

CM3 


A« PU 


PU -PU-PU - 


H 


t] 
n 


^^"3^2^"" 






^"3 


LM3 


A-PU 


PU -PU-PU . 


11 
n 


•J 
n 


(CH3 )3C- 


01 






py 
LH3 


A*PU 
ft ^113 


PU -PU-PU . 

v.n2~wn Ln2 


u 

n 


u 

n 


' CH3 I 2CH • C ( CH3 ) 2 " 




JUD 


PH« 


PU- 

CH3 


A-PU 

6 CH3 


PU -PU-PU - 


PU - 

CH3- 


u 

n 


CH3- 




307 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH2=CH-CH2- 


CH3- 


H 


(CH3)2CH- 




308 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH2-CH-CH2- 


CH3- 


H 


(CH3)3C- 




309 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CHg'CH-CHg- 


CH3- 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 




310 


CH3 


CH3 


6-CH3 




H 


H 


CH3- 


di 


311 


CHg 


CH3 


6-CH3 




H 


H 


(CH3)2CH- 


35 


312 


CH3 


CH3 


6-CH3 




H 


H 


(CHgjgC- 


75 


313 


CH3 


CH3 


fc-CH3 




H 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 





32 
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Tabelle 2 (Fortselzung) 
Bsp. 





Mr 


Y 
A 


Y 

1 


7 




314 


CH3 


CH3 


6-CH3 


70 


315 


CH3 


CH3 


6-CH3 




316 


CH3 


CH3 


6-CH3 


75 


317 




CHa 


6 -CHa 




318 


CH3 


CH3 


6-CH3 


20 












319 


CH3 


CH3 


6-CH3 


25 


320 


CH3 


CH3 


6-CH3 






CH3 


CH3 


6-CH3 




322 


CH3 


CH3 


6-CHg 


30 


323 


CH3 


CH3 


6-CH3 








^"3 




35 


325 










326 


CH3 


CH3 


6-CH3 


40 


327 


CH3 


CH3 


6-CH3 




328 


CH3 


CH3 


6-CH3 


45 


329 


CH3 


CH3 


6-CH3 



B C' 



Fp "C 



D- 



H H (CH3)3C-CH2- 
H H CH30-CH2-C(CH3)2- 
H CICH2-C(CH3)2- 
CH3OS. 
CH30>v'^H3 
H H {CH3)2C=CH- 



H 



H H 



H H 



CH3 


H 


CHg- 


CH3 


K 


{CH3)2CH- 


CH3 


H 


(CH3)3C- 


CH3 


H 


(CH3)2-CH-C(CH3)2- 


CH3 


H 




CH3 


H 


CH30-CH2-C(CHg)2 


CH3 


H 


ClCH2-C(CHg)2- 






CH3OV. 


CHg 


H 








CHgONX^Hs 


CH3 


H 


(CH3)2C=CH- 


CHg 


H 





83 



fil 



5l 



50 



55 



33 
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Tabelle 2 (Fortfiet2ung) 



Bsp. 
Nr» 


V 

X 


Y 




A 


B 


C* 


Fp 


330 


CHg 


CHg < 


l-CHg 




C2H5- 


H 


CHg- 


331 


CHg 


CHg < 


l-CHg 


D- 


C2H5- 


H 


(CHg)2CH- 


332 


CHg 


CHg < 


•-CHg 




C2H5- 


H 


(CHgjgC- 


333 


CHg 


CHg i 


.-CHg 




C2H5- 


H 


(CH3)2-CH-C(CHg)2- 


334 


CHg 


CHg < 


.-CHg 


D- 


C2H5- 


H 


{CHg)gC-CH2- 


365 


CHa 


CHg ( 


>-CH^ 

■a 


w 


C9He- 
*2"5 


H 


CH'»0-CH^-C ( CHfl ) ^- 


336 


CHg 


CHg i 


.-CHg 


>- 


C2H5- 


H 


C1CH2-C(CH3)2- 


337 


CHg 


CHg ( 


>-CHg 


K 

r- 


C2H5- 


H 


CHgOX 

CH30N/^H3 


338 


CHg 


CHg i 


»-CHg 




C2H5- 


H 


(CH3)2C=CH- 


339 


CHg 


CHg i 


.-CHg 




C2"5- 


H 


0-x CH3 


340 


CHg 


CHg 


6-CH3 


>- 


C3H7- 


H 


CH3- 


341 


CHg 


CHg 


6-CHg 




C3H7- 


H 


(CHa)2CH- 


342 


CHg 


CHg 


6-CH3 




C3H7- 


H 


(CH3)3C- 


343 


CHg 


CHg 


6-CH3 




C3H7- 


H 


(CH3)2CH-C(CHg)2- 


344 


CHg 


CHg 


6-CH3 


^- 


(CHgjgCH- 


H 


CHg. 


345 


CHg 


CHg 


6-CH3 




(CHg)2CH- 


H 


{CHg)2CH- 


346 


CHg 


CHg 


6-CH3 




(CH3)2CH- 


H 


(CHgjjC- 


347 


CHg 


CHg 


i-CHg 




(CHgljCH- 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 



34 
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Tabelle 2 (Fortsatzung) 
Bsp. 

Nr. X Y Zn A B C* Fp 'C 

348 CH3 CH3 6-CH3 K CH3- CH3- CH3- 

349 CH3 CH3 6-CH3 H CH3- CH3- (CH3)2CH- 

350 CH3 CH3 6-CH3 H CH3- CH3- (CHgjsC- 

351 CH3 CH3 6-CH3 ^- CH3- CH3- (CH3)2CH-C(CH3)2- 

352 CH3 CH3 6-CH3 [^^^ " " ^"3' *° 

353 CH3 CH3 6-CH3 [^^^^ H H (CH3)2CH- fil 

354 CH3 CH3 6-CH3 (^^^ " " (CH3)3C- 80 

355 CH3 CH3 6-CH3 [^^^ H H (CH3)2-CH-C(CH3)2- 85 

356 CH3 CH3 6-CH3 H H (CH3)3C-CH2- 74 

357 CH3 CH3 6-CH3 H H CH30-CH2-C(CH3)2- 

358 CHg CH3 6-CH3 H H CICH2-C(CH3)2- 94 
,5, CH3 CH, .-CH, H H . ^^^^ 3, 



35 
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Tabelle 2 (Portsatzung) 



Bsp. 

Nr. X T 



B C* 



Fp "C 



360 CH3 CH3 

361 CH3 CH3 

362 CH3 CH3 

363 CH3 CH3 

364 CH3 CH3 

365 CH3 CH3 

366 CH3 CH3 

367 CH3 CH3 

368 CH3 CH3 

369 CH3 CH3 



-CH3 l^^jt^ " " (CH3)2C=CH- 



•CH, 



-CH, 



-CH-5 



■CH, 



•CH<j 



-CH, 



61 



CI 



-CH3 1^ 

a 

PL 
PL 
PL 



H H < 



CH,- K CH, 



CHg- H (CH3)2CH 



CH3- H (CH3)3C- 



96 



01 



63 



CH3- H (CH3)2CH-C(CH3)2- 01 



CH3- H (CH3)3C-CH2- 



CH3- H CH30-CH2-C(CH3)2- 



CH3- H C1CH2-C(CH3)2- 



CH 



CHq- H 



CH 



.crv^H, 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 
Bsp. 

Nr. X Y Zn A B C* Fp 

370 CH3 CH3 6-CH3 (^^^ CH3- H (CH3)2C«CH- 

371 CH3 CH3 6-CH3 CH3- H <^""^^"^ 

372 CH3 CHg 6-CH3 i^^^ ^2"5" " ^"3" 

373 CH3 CH3 4-CH3 C2H5- H {^3)2^- 

374 CH3 CH3 6-CH3 '[^^ ^2"5' " (CH3)3C- 

375 CH3 CH3 6-CH3 [^^^ C2H5- H (CH3)2-CH-C(CH3)2- 

376 CH3 CH3 6-CH3 i^^^Xs " (CHgjjC-CHg- 

377 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H CH30-CH2-C(CH3)2- 

378 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H CICH2-C(CH3)2- 
37, CH, CH3 6.CH, \^ C^- H 



37 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 



Bsp. 

Nr. X Y Zn A B C* Fp "C 



380 CH3 CH3 6-CH3 [^^X " (CH3)2C=CH- 

381 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H <^3^^"^ 

382 CH3 CH3 6-CH3 ^s^^^Xk ' " 

383 CH3 CH3 6-CH3 l^^^^J^ ^3"7' " tCHgjgCH- 

384 CH3 CH3 6-CH3 [^^^ C3H7- H <CH3)3C- 

385 CH3 CH3 6-CH3 [^^^X ^3"7' " (CH3)2CH-C(CH3)2 

386 CH3 CH3 6-CH3 [^^X (CH3)2CH- H CH3- 

387 CH3 CH3 6-CHg (CH3)2CH- H (CH3)2CH- 

388 CH3 CH3 6-CH3 ^^L^ <CH3)2CH- H (^3)30- 

389 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H (CHgjjCH-CtCHajg 



38 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 
Bsp. 

Nr. X Y Zn A B C* R* Fp 'C 

390 CH3 CH3 6-CH3 [^^^ CH3- CH3- CH3- 

391 CH3 CH3 6-CH3 ^3' ^"3' (CH3)2CH- 

392 CH3 CH3 6-CH3 ^"3' ™3' ^^"3*3^' 

393 CH3 CH3 6-CH3 |^^J[^ CH3- CH3- (CH3)2CH-C(CH3)2- 

394 CH3 CH3 6-CH3 ^ y- H H CH3- 78 

395 CH3 CH3 6-CH3 ( )- H H (CH3)2CH- 5l 

396 CH3 CH3 6-CH3 { )- H H (CH3)3C- 97 

397 CH3 CH3 6-CH3 " " (CH3)2CH-C(CH3)2- 122 

398 CHg CH3 6-CH3 ^ )- H H {CH3)3C-CH2- 

399 CH3 CH3 6-CH3 H H CH30-CH2-C(CH3)2- 



39 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 



5 


Bsp. 
Nr. 


X 


Y 




A 


B 


C* 


Fp 


"C 


TO 


400 


CH3 


CH3 


&-CH3 


0- 


H 


H 


C1CH2-C(CH3)2- 




75 


401 


CH3 


CH3 


6-CH3 




H 


H 


CH30\ 

CHgONv^Hg 






402 


CH3 


CH3 


6-CH3 




H 


H 


(CH3)2C=CH- 




20 


403 


CH3 


CH3 


6-CH3 


0- 


H 


H 






2S 


404 


CH3 


CH3 


6-CH3 




CH3- 


H 


CH3- 


84 


30 


405 


CH3 


CH3 


6-CH3 




CH3- 


H 


(CH3)2CH- 


61 


35 


406 


CH3 


CH3 


6-CH3 




CH3- 


H 


(€83)30- 


72 




407 


CH3 


CH3 


6-CH3 




CH3- 


H 


(CH3)2-CH-C(CH3)2- 




40 


408 


CH3 


CH3 


6-CH3 




CH3- 


H 


(CH3)3C-CH2* 


118 


4S 


409 


CH3 


CH3 


6-CH3 


0 


CH3- 


H 


CH30-CH2-C(CH3)2- 





50 
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Tabelle 2 (Fortsetzung) 

IV,' X Y Zn * B C* FP °C 

410 CH3 CH3 6-CH3 (^^^^ CH3- H CICH2-C(CH3)2- HS 

411 CH3 CH3 6.CH3 {J- CHy H ^^^^^^ 

412 CH3 CH3 6-CH3 <^^^ CH3- H (CH3)2C.CH- 

413 CH3 CH3 6-CH3 { )- CH3- H 

414 CH3 CH3 6-CH3 ( )- C2H5- H CH3- 

415 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H (CH3)2CH- 

416 CH3 CH3 6-CH3 (^^^ C2H5 H (CH3)3C- 

417 CH3 CH3 6-CH3 (^^^ C2H5- H (CH3)2CH-C(CH3)2- 

418 CHg CH3 6-CH3 C2H5- H (CH3)3C-CH2- 

419 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H CH30-CH2-C{CH3)2- 



41 
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Tabelle 2 (Forlsetzung) 
Bsp. 

Nr. X Y Zn A B C* R* Fp 

420 CHg CH3 6-CH3 { C2H5- H C1CH2-C(CH3)2- 

«> CH3 CH3 ..CH3 <^ C^,. H ^ 

422 CH3 CH3 6-CH3 ^ y- C2H5- H (CH3)2C=CH- 

423 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H r^^^^ 

424 CH3 CH3 6-CH3 ^ C3H7- H CH3- 

425 CH3 CH3 6-CH3 ( y- C3H7- H (CH3)2CH- 

426 CH3 CH3 6-CH3 ^ ^ C3H7- H (CH3)3C- 

427 CH3 CH3 6-CH3 ^ C3H7- H (CH3)2CH-C(CH3)2- 

428 CH3 CH3 e-CHg { (CHjjjCH- H CH3- 

429 CH3 CH3 6-CH3 { )- (CH3)2CH- H (€83)2™- 



42 
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label le 2 (Forisetzung) 



Bsp. 

Nr. X Y Z„ A B C* Fp "C 



430 CHg CHg fe-CHg { )- (CH3)2CH- H (^3)30- 

431 CH3 CH3 6-CH3 ^ y- (CHgjgCH- H (^3)2^-0(^3)2- 

432 CH3 CH3 6-CH3 ^ ^ CH3- CH3- CH3- 

433 CH3 CH3 6-CH3 ^ )- CH3- CH3- (CH3)2CH- 

434 CH3 CH3 6-CH3 ^ CH3- CH3- (CH3)3C- 

435 CH3 CH3 6-CH3 ^ CH3- CH3- (CH3)2CH-C(CH3)2- 

436 CH3 CH3 6-CH3 ^^3^ " " C"3" ^1 

437 CH3 CH, i-CH, B H ICHj.^CH- 

438 CHg CH3 6-CH3 ^^3^ " " (CH3)3C- 104 

439 CH3 CH3 6-CH3 ^^y^ H H (CH3)2-CH-C(CH3)2- 



43 
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Tabelle 2 (ForlseLzung) 



Bsp, 
Nr. 


X 


Y 


7 




B 


C* 


Fd 


•c 


440 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3) 


- H 


H 


CH3- 


76 


441 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3) 


- H 


H 


(CH3)2CH- 




442 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3) 


- H 


H 


<CH3)3C- 


61 


443 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3) 


- H 


H 


(CH3)2 CH-C(CH3)2- 




444 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)2- 


H 


H 


CH3- 


01 


445 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)2- 


H 


H 


(CH3)2CH- 


61 


446 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)2- 


H 


H 


<CH3)3C- 


5i 


447 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)2- 


H 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 


61 


448 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)2- 


CH3- 


H 


CH3- 


5i 


449 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)2- 


CH3- 


H 


(CH3)2CH- 


01 


450 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)2- 


CH3- 


H 


(CH3)3C- 


61 


451 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)2- 


CH3- 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 


61 


452 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-{CH2)3- 


H 


H 


CH3. 


01 


453 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CHgO-CCHgjg- 


H 


H 


(CH3)2CH- 


61 


454 


CH3 


CH3 


6.CH3 


CH30-(CH2)3- 


H 


H 


(CH3)3C- 


61 


455 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)3- 


H 


H 


<CH3)2CH-C(CH3)2- 


61 


45& 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-{CH2)3- 


CH3- 


H 


CH3- 


61 


457 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)3- 


CH3- 


H 


(CH3)2CH- 


Oi 


458 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH30-(CH2)3- 


CH3- 


H 


(CH3)3C. 


ttl 


459 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-(CH2)3- 


CH3- 


H 


(CH3)2 CH-C(CH3)2- 


5i 
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T^belle 2 (Fortselzung) 



Ren 
DSp • 

Nr. 


X 


Y 




A 


B 


C* 


r1 Fp 




460 


CH3 


CM3 


&.PU 

b-Cn3 


p^u.n. / PU- ^ - .PH^PU- \- 
2 5 2 2 3 


II 
n 


u 
n 




5l 

w * 


HO A 






e wn3 




H 


H 




61 


Hbc 










U 

n 


u 
n 


^^3 3 


61 




CH3 


CH3 


6-CH3 


2 5 ^^"2 2 3 


u 
n 


u 
n 


/ PM« ^ -.PH-P f PH- ^ 


01 


ALA 


Ml-. 


^"3 


0 un3 






H 


^"3 






CH3 


1,03 


0 Ln3 






H 


(CH'i)<^CH- 


01 


466 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH 3O- CH2 " Cn ( CH3 ) - CH - 


H 


n 


(CH3)3C- 


Ui 


467 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH30-CH2-CH(CH3)-CH- 


H 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 


51 


468 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5-£-(CH2)2- 


H 


H 


CH3- 


81 


469 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5-S-(CH2)2- 


H 


H 


(CH3)2CH- 


&l 


470 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5-S-(CH2)2- 


H 


H 


(CH3)3C- 


61 


471 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5-S-(CH2)2- 


H 


H 


(CH3)2CH-C(CH3)2- 


01 
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Tab«lle 3 



R*0-C-0 X 




(Ic) 



Bsp. 

Nr. X Y 2n A B C* Fp 'C 



472 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


473 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


474 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


475 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


476 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


477 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


478 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


479 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


480 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


461 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


482 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 


463 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3- 



H 


H 


CH3- 




H 


H 


C2H5- 




H 


H 


(CH3)2CH- 




H 


K 


(CH3)2CH-CH2- 




H 


H 


^2^5'^ 

CH- 




H 


H 


(CH3)3C-CH2- 




H 


H 






H 


H 






CH3- 


H 


CH3- 




CH3- 


H 


C2H5- 


61 


CHj- 


H 


(CH3}2CH- 


61 


CHg- 


H 


(CHg)^ CH-CH2- 


5l 
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Tabglle 3 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


X 


Y 




A 


B 


C» 


484 


CHa 


CHa 


6-CHa 


CHa- 


CH3- 


H 




CM3 


CH3 


6 CHg 


CM3- 


CH3- 


n 


486 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH3- 


CH3- 


H 


487 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH3- 


CH3- 


H 


488 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH3- 


C2H5- 


H 


489 


CH3 


CHa 


6-CHa 


CH3- 


C2H5- 


H 


490 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH3- 


C2H5- 


H 


491 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CHg- 


C2H5- 


U 

n 


492 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH3- 




H 


493 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH3- 


C2H5- 


H 


494 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH3- 


C2H5- 


H 


49S 


CH3 


CHg 


e-CHg 


CH3- 


C2H5- 


H 


496 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH3- 


C3H7- 


H 


497 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CH3- 


C3H7- 


H 



Fp "C 



C2H5V 



CH 



3 



CH- 61 



o 

H CH3- 



^2"5>- 

CH- 
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70 



Tabelle 3 (Forlselsung) 



Bsp. 

Nr. X Y Z_ A B C* Fp'C 



498 CH3 CH3 6-CH3 CH3- C3H7- H (CH3)2CH-CH2- 

CH3V 

499 CH3 CH3 6-CH3 CH3- C3H7- H CH- 

500 CH3 CH3 6-CN3 CH3- (CH3)2CH- H (CH3)3C-CH2- 

501 CH3 CH3 6-CH3 CH3- (CH3)2CH- H CsHj* 

502 CH3 CH3 6-CH3 CH3- (CH3)2CH- H (CH3)2CH- 

20 503 CH3 CH3 6-CH3 CH3- (CH3)2CH- H ICH3)2CH-CH2- 

CH3V 

504 CH3 CH3 6-CH3 CH3- (CH3)2CH- H ^CH- 



2S 



30 



C2«5 

505 CH3 CH3 6-CH3 CH3- (CH3)2CH- H <CH3)3C-CH2- 

506 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H H CH3- 

507 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H H C2H5- 

508 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H H (CH3)2CH- 01 

509 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H H (CH3)2CH-CH2- 

C2H5V 

510 CH3 CH3 6-CH3 C^Hc- H H CH- 

3 3 3 2 5 

511 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H H (CH3)3C-CH2- 

512 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H H { 

513 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H H ^^3~ 



40 



45 



50 



55 
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Tabelle 3 (ForLsBtzung) 



Bsp. ^ I 

Nr. X Y 2. A B "» »» 



C* R» Fp ' C 



514 CHg CHg 6-CH3 C2H5- CH3- H CH3- 

515 CHg CHg 6-CH3 C2H5- CHg- H C2H5- Ol 

516 CH3 CHg 6-CHg C2H5- CHg- H (CHgjgCH- 

517 CH3 CH3 6-CHg C2H5- CH3- H (CH3)2CH-CH2- 

518 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- CH3- H /H- 

CH3 

519 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- CH3- H (CH3)3C-CH2- 

520 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- CH3- H 



521 CH3 CHg 6-CHg C2H5- CHg- 



522 


CHg 


CH3 


6-CHg 


C2"5- 


C2H5- 


H 


CH3- 


523 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C2H5- 


C2»5- 


H 


C2H5- 


524 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C2H5- 


C2H5- 


H 


(CH3)2CH- 


525 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C2H5- 


C2«5- 


H 


(CHg)2CH-CH2- 


526 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C2H5- 


C2H5- 


H 


C2H5N 

CH- 

CHg^ 


527 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C2H5- 


C2«5- 


H 


(CHg)gC-CH2- 


528 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C2H5- 


C2H5- 


H 


0 
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Tabelle 3 (Forlsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


X 


Y 




A 


B 


C* 




529 


CH3 


CHg 


6-CHg 


CjHg- 


C2H5- 


H 


\sssJ 


530 


CH3 


CH3 


6 -CHg 


C2H5- 


C3H7- 


H 


C2H5- 


531 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C2H5- 


C3H7- 


H 


(CH3)2CH- 


532 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2«5- 


C3H7- 


H 


(CH3)2CH-CH2- 


533 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


C3H7- 


H 


CH3S 
^CH- 

C2H5 


534 


CH3 


CH3 


6-CH3 




(CH3)2CH- 


H 


(CH3)3C-CH2- 


535 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


(CH3)2CH- 


H 


C2H5- 


536 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


(CH3)2CH- 


H 


(CH3)2CH- 


537 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2W5- 


(CH3)2CH- 


H 


(CH3)2CH-CH2- 


538 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C2H5- 


(CH3)2CH- 


H 


CH3V 
CH- 

C2H5^ 


539 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C2H5- 


(CHg)2CH- 


H 


(CH3)3C-CH2 


540 


CHg 


CHg 


6 -CHg 


CgH7- 


H 


H 


CH3- 


541 


CH3 


CHg 


6 -CHg 


C3H7- 


H 


H 


C2H5- 


542 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


H 


H 


(CH3)2CH- 


543 


CH3 


CHg 


6 -CHg 


C3"7- 


H 


H 


(CH3)2 CH-CHg 


S44 


CHg 


CHg 


6 -CHg 


CgHy- 


H 


H 


C2H5X 

CH- 

CHg^ 
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Tabelle 3 (Fortsetzung) 
Bsp. 

Nr. X Y Z„ A B C* Fp 

545 CH3 CH3 6-CH3 C3H7- H H (CH3)3C-CH2- 

546 CHg CH3 6-CH3 C3H7- H H ^ y- 



547 CH3 CH3 6-CH3 CgH;- 



548 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


CH3- 


H 


CH3- 


549 


CH3 


CH3 


6-CH3 




CH3- 


H 


C2"5- 


550 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


CHg- 


H 


(CH3)2CH- 


551 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


CHg- 


H 


(CH3)2CH-CH2 


552 


CHg 


CHg 


6 -CHg 


CgHy- 


CHg- 


H 


C2H5V 

CH- 

CHg^ 


553 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CgHy- 


CHg- 


H 


(CH3)3C-CH2 


554 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C2«5- 


CHg- 


H 




555 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C2H5- 


CHg- 


H 




55b 


CHg 


CHg 


6-CHg 


CgHy- 


C2H5 


H 


CHg- 


557 


CHg 


CHg 


6 -CHg 


C3H7- 


C2"5- 


H 


C2H5- 


558 


CHg 


CHg 


*-CHg 


C3H7" 


C2H5- 


H 


(CHg)2CH- 
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Tabelle 3 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


X 


y 


in 


A 


B 


C» 


r1 1 


559 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C3H7- 


C2H5- 


H 


(CHgjgCH-CHg- 




3 


vng 


6-CH« 

a wng 






H 


C2H5V 

CH- 

CHg'' 


561 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


C2H5- 


H 


(CH3)3C-CH2- 


562 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C3H7- 


C2H5- 


H 














^2"5 


H 


rv 


564 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


C3W7- 


H 


C2H5- 


565 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


C3H7- 


H 


(CH3)2CH- 


566 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


C3H7- 


H 


(CH3)2CH-CH2- 


567 


CH3 


CHg 


fc-tn3 


CgHy 


^3"7 


H 

n 


CHgv 

CH- 

C2H5 


568 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


C3«7- 


H 


(CH3)3C-CH2- 


569 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


{CH3)2CH- 


H 


C2H5- 


570 


CH3 


CHg 


6-CH3 


C3H7- 


(CH3)2CH- 


H 


(CH3)2CH- 


571 


CH3 


CHg 


6-CH3 


CgH7- 


(CH3)2CH- 


H 


(CH3)2CH-CH2- 


572 


CHg 


CHg 


*-CHg 


C3H7- 


(CH3)2CH- 


H 


CHgv 

CH- 

C2H5' 


573 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C3H7" 


(CH3)2CH- 


H 


(CH3)3C-CH2- 
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Tabclle 3 (Fort set zung) 



EP 0 377 893 A2 



5 


Bsp. 
Nr. 


X 


T 




A 


B 


c* 






10 


574 


CH3 


CH3 


D-CHg 


i nil \ PU— 


n 


u 
n 


3 


67 




575 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 


^2^5" 


87 




576 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 


(CH3)2 CH-CH2 


41 


75 


577 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 


r* u 
C2"5^ 

CH- 

CH3 


83 


20 


578 


CHg 


CH3 


6-CH3 


{CH3)2CH- 


H 


It 

H 




ui 


579 


CHg 




6-CH3 


(CH3)2CH- 


H 


H 






25 


580 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3- 


H 


CH3- 






581 




'•"3 




(CHi)9CH- 


CH<>- 

J 


H 






30 


562 


CH3 




6-CH3 




CH3- 


H 


(CH3)2CH- 


- 




583 


CH3 


CH3 


6-CH3 




CH3- 


u 
n 






35 


584 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3- 


H 


C2H5V 

CH- 

CH3^ 






S85 


CHg 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3- 


H 


(CH3)3C-CH2- 


83 


40 


566 


CH3 


CHg 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


CH3- 


H 


a- 





45 



587 CH3 CH3 6-CH3 



CH3)2CH- CH3 



- - o 



so 



55 



53 
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Tabelle 3 (Fortseizung) 



Bspt 
Nr, 


X 


Y 


2n 


A 


B 






586 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C2H5- 


H 


CHg. 


S89 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C2H5- 


H 


C2«5- 


590 




a 


6-CH<] 


(CH<))9CH- 


C9HC- 

2 5 


H 


(CHo)9CH- 


591 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C2H5- 


H 


(CH3)2CH-CH2 


592 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C2H5- 


H 


C2H5V 

CH- 

CH3'' 


593 


CH3 


CHg 


6-CH3 


(CHg)2CH- 


C2H5- 


H 


(CH3)3C-CH2 


594 


CH3 


CHg 


6-CH3 


(CH3)2CH- 




H 




595 


CH3 


CH3 


6-CH3 


{ CH2)2CH" 


C2H5- 


H 




596 


CH, 




6-CHo 


(CH3)5CH- 


C3H7- 


H 




597 


CH3 


CHg 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C3H7- 


H 


(CH3)2CH- 


598 






6-CHt 


(CH<))9CH- 


"3' 7 


H 


(CHi)9CH-CH<> 


599 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C3H7- 


H 


CH3V 
CH- 

C2H5^ 


600 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


C3H7- 


H 


(CH3)3C-CH2 


601 


CH3 


CHg 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


(CH3)2CH- 


H 


C2H5- 


602 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


(CH3)2CH- 


H 


(CH3)2CH- 


603 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- 


(CH3)2CH- 


H 


(CH3)2CH-CH, 
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Tabelle 3 IFortsetzung) 



Bsp 1 
Nr. 


X 


Y 




A 


B 


C* 




604 




CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH- (CH3)2CH- 


- H 


CH- 


605 


3 






(CH3)2CH- (CH3)2CH- 


- H 


(CH-,),C-CHj- 


606 






6-CHo 


C4H9- 


H 


H 


C2Hc- 


607 




J 


6-CH-> 


C4H9- 


H 


H 


(CH3)2CH- 


608 




^"3 




C4H9- 


H 


H 


(CH'a)5CH-CH'>- 


609 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C4H,- 


H 


H 


^CH- 

C2H5 


610 






6-CHo 

w 


C4H9- 


H 


H 


(CHq ) nC-CH^* 


611 


CH^ 


v«3 


6-CH-a 


C4H9- 


CH3- 


H 


Z D 


612 






6-CH') 


C4H9- 


CH3- 


H 


0 c 


613 




vug 


6-CHo 


C4H9- 


CH3- 


H 


(CH-,)oCH-CH-> 


614 


CH3 


CH3 


6-CH3 


C4H9- 


CH3- 


H 


CH- 


615 








C4H9- 


CH3- 


H 






Pit 
CH3 


CM3 


*'Cn3 


(CH3)2CH-CH2- 


• H 






617 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH-CH2' 


• H 


H 


(CH3)2CH- 


618 


CH3 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH-CH2' 


' H 


H 


(CH3)2CH-CH2- 


619 




CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH-CH2' 


• H 


H 


CH- 


620 


CHg 


CH3 


6-CH3 


(CH3)2CH-CH2- 


- H 


H 


(CH3)3C-CH2- 
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Tabelle 3 (Fortsetzung) 



Bsp. 
Nr. 


X 


Y 




A 


B 


C* 


Rl 


621 


CHg 


CHg 


6-CH3 


(CHg)2CH-CH2- 


CHg- 


H 


C2H5- 


622 


CHg 


CHg 


6-CH3 


( CH2 ) 2^^"^^2'" 


CH3- 


H 


(CH3)2CH- 


623 


CHg 


CHg 


6-CHg 


(CHg)2CH-CH2- 


CH3- 


H 


(CH3)2CH-CH2 


624 


CHo 

vug 


CH-i 

wng 


6 -CHg 




^"3 


H 


CHgv 

CH- 
C2H5^ 


625 


CHg 


CHg 


6-CH3 


(CHg)2CH-CH2- 


CHg- 


H 


(CHgjgC-CHj- 


626 


CHg 


CHg 


6-CH3 


CH- 

CHg-' 


H 


H 


C2H5- 


627 


CHg 


CHg 


6-CH3 


CH- 

CHg^ 


H 


H 


(CHg)2CH- 


628 


CHg 


CHg 


6-CHg 


^^2^5^ 

CH- 

CHg'' 


H 


H 


(CHg)2CH-CH2- 


629 


CHg 


CHg 


6-CH3 


C2H5V 

CH- 

CHg^ 


H 


H 


CHgv 

CH- 

C2H5^ 


630 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C2H5V 

^CH- 


H 


H 


(CH3)gC-CH2- 


631 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C2H5V 

CH- 

CHg' 


CHg- 


H 


C2H5- 


632 


CHg 


CHg 


6-CHg 


C2H5V 

CH- 

CHg^ 


CHg- 


H 


(CH3)2CH- 
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Tabelle 3 (Fortsetzung) 

Fp 



osp> 
Nr. 


X 


Y 




A 


B 


C» 


pl F| 


633 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH- 

CH3 


CH3- 


H 


(CH3)2CH-CH2- 


634 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH- 
CH3^ 


CH3- 


H 


CH3V 

CH- 

C2H5 


635 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH- 


CH3- 


H 


(CH3)3C-CH2- 


636 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH2»CH-CH2- 


H 


H 


C2W5- 


637 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH2*CH*CH2' 


H 


H 


(CH3)2CH- Bl 


638 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH2«CH-CH2- 


H 


H 


(CH3)2CH-CH2- 



CH<i 



CHg 


CH3 


6-CH3 


CH2«CH-CH2- 


H 


H 


^CH- 

C2H5 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH2«CH-CH2- 


H 


H 


(CH3>3C-CH2- 


CHg 


CH3 


6-CH3 




H 


H 


C2H5- 


CHg 


CH3 


6-CH3 




H 


H 


(CHg)2CH- Ol 


CHg 


CH3 


6-CH3 




H 


H 


(CH3)2CH-CH2- 


CH3 


CH3 


6-CH3 




H 


H 


CH3V 
CH- 


CH3 


CH3 


6-CH3 


0^ 


H 


H 


(CH3)3C-CH2- 
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Tabelle 3 (ForLselzung ) 
Bsp. 



Nr. 


X 


Y 




A 


B 


646 


CH3 


CH3 


6-CH3 




H 


647 


CH3 


CH3 


6-CH3 




H 


646 


CH3 


CH3 


6-CH3 




H 


649 


W03 




6-CH<9 


V 


H 


650 


CH3 


CH3 


6-CH3 


>- 


H 


651 


CH3 


CH3 


6-CH3 




H 


652 




CH<3 
3 




r 


H 


653 


CH3 


CH3 


6-CH3 




H 


654 


CHg 


CH3 


6-CH3 


D- 


CHg- 


655 


CH3 


CH3 


6 -CHg 




CH3- 


656 


CH3 


CH3 


6-CH3 


>- 


CH3- 


657 


CH3 


CH3 


6-CH3 




CHg- 


658 


CHg 


CH3 


6-CHg 




CH3- 


659 


CH3 


CHg 


6-CHg 




CHg- 


660 


CHg 


CH3 


6-CH3 




CHg- 


661 


CH3 


CHg 


6-CH3 


>- 


CHg- 



Fp "C 



H 
H 



H 



H 



CHg- 

C2H5- 



H (CHg)2CH- 
H (CHg)2CH-CH2- 



C2H5V 



CH- 



CH3' 

H (CH2)2C"CH2' 

" o 

H CH3- 

H C2H5- 

H (CH3)2CH- 

H (CH3)^CH-CH2- 



C2H5V 



CH- 



CH^ 



H (CH3)3C-CH2- 

" o 
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Bsp« 
Nr. 



B 



>1 



Fp 'C 



10 



IS 



20 



25 



30 



35 



40 



662 CH3 CH3 6-CH3 



663 CH3 CH-; 



664 CH3 CH3 6-CH3 

665 CH3 CH3 6-CH3 



666 CH3 CH3 6-CH3 



667 CH3 CK3 6-CH3 

668 CH3 CH3 6-CH3 



670 CH3 CH3 6-CH3 >- 

671 CH-, CH-, 6-CH-, ^- 



672 CH-; 



CH3 6-CH3 



CH-3 



CH-, 



6-CH1 



674 _ ^ 

675 CH3 CH3 6-CH3 

676 CH3 CH3 6-CH3 
CH3 CH3 6-CH3 



C2H5- 
C2H5- 



*^2"5" 



C2"5- 



669 CH3 CH3 6-CH3 >- CjHg- 



C3H7- 



673 CH3 CH3 6-CH3 ^- C3H7- 



677 



C3H7- 
^ (CH3)2CH- 
K (CH3)2CH- 
K (CH3)2CH- 



H CH3- 

H C2H5- 

H (CH3)2CH- 

H (CH3)2CH-CH2- 



H 
H 



H 
H 
H 



H 
H 
H 
H 



CH- 
(CH3)3C-CH2- 



C2H5- 

(CH3)2CH- 
( CHj ) 2CH*CH2" 



CH, 



CH- 



(CH3)3C-CH2- 

C2H5- 
(CH3)2CH- 
(CH3)2CH-CH2- 



61 



65 
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Tabelle 3 (Fortsetzung) 
Bsp. 



Nr. X Y A B C* Fp^'C 

678 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H ^ ^CH- 

C2H5 

679 CH3 CH3 6-CH3 H (CH3)2CH- H (083)30-^3- 

680 CH3 CH3 6-CH3 [^^^ H H CH3- 70 

681 CH3 CH3 6-CH3 [^^^^ " " ^2^5" 
CH3 CH3 6-CH3 [^^^ H H (CH3)2CH- 84 

a 

664 CH3 CH3 6-CH3 I I H H ' '^CH- 64 

^v^''^ CH3 

685 CHg CHg 6-CH3 i^^J^ " " (CH3)3C-CH2- 114 

686 CH3 CHg 6-CH3 [^^^ " " { ^ 

687 CH3 CH3 6 -CHg H H 



682 



683 CHg CH3 6-CH3 II H H (CH3)2CH-CH2- 69 
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Tabelle 3 (Fortsetzung) 



Nr," X Y Z„ A B C* Fp "C 



688 CH3 CH3 6-CH3 (^^^ CH3- H CH3- 

689 CH3 CHg 6-CH3 CH3- H C2H5- 

690 CH3 CH3 6-CH3 [^^^ CHy H (CHajgCH- 

69 J CH3 CHg 6-CH3 CH3- H (CH3)2CH-CH2- 

692 CH3 CH3 6-CH3 1^^^ CH3- 1 

693 CH3 CH3 6-CH3 ^"3- " (CH3)3C-CH2- 

694 CH3 CH3 6-CH3 [^^^ CH3- H { )- 

695 CH3 CHg 6-CH3 [^^^ CH3- H 

696 CH3 CH3 6-CH3 {^^^ ^Z^y " 

697 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H C2H5- 



CH- 

CH3^ 
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700 CHg CH3 6-CH3 I I C2H5- H ^CH- 



C 



CH3 



Tabelle 3 (Forlselzung) 

Nr. X Y Zn A B C* Fp 'C 

698 CH3 CH3 6-CH3 [^^^ ^2"5' " (CH3)2CH- 

699 CH3 CH3 6-CH3 [^^^^ '^2"5' " (CH3)2CH-CH2- 

a 

701 CH3 CH3 6-CH3 *^2"5' " <CH3)3C-CH2- 

702 CHg CH3 6-CH3 [^^^J^ C2H5- H { \- 

703 CH3 CH3 6-CH3 [^^^ ^2"5" " 

704 CH3 CHg 6 -CHg |^^^J[^ C3H7- H C2H5- 

705 CHg CHg 6-CH3 [^^^ C3H7- H (CH3)2CH- 

706 CHg CHg 6-CH3 [^^^ CgH;- H (CHg)2CH-CH2- 



707 CHg CHg 6-CHg [^^^ C3H7- H ^ "^CH- 



CHg,, 



708 CHg CHg 6-CHg [^^^ CgHy- H (CHg)gC-CH2- 
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so 



55 



Tabelle 3 (Forlsetaung) 

Nr. X Y 2n A ^ C R rv 

10 709 CH3 CH3 e-CHg (CH3)2CH- H C2H5- 

710 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H (CHgjgCH- 

711 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H {CH3)2CH-CH2- 

CH3V 

712 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H ^^^^^CH- 

713 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H (CH3)3C-CH2. 

714 CH3 CH3 6-CH3 H H CH3- 

715 CH3 CH3 6-CH3 H H C2H5- 

716 CHg CHg 6-CH3 " " (CH3)2CH- 

717 CH3 CH3 6-CH3 " " (CH3)2CH-CH2- 

r— V C2H5V 

718 CH3 CH3 6-CH3 (^_/' H H ^^^^CH- 



20 



25 
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Tabelle 3 (Fortselzung) 



Bsp. 

Nr. X Y Z„ 



Fp »C 



719 CH3 CH3 

720 CH3 CH3 

721 CH3 CH3 

722 CH3 CH3 

723 CH3 CH3 

724 CH3 CH3 

725 CHg CH3 

726 CH3 CH3 

727 CH3 CH3 

728 CHg CH3 

729 CH3 CH3 



CH<3 



CH- 



CH3 



CH- 



CH3 



•CH, 



•CH^ 



H (CH3)3C-CH2- 



o « 



<^^^ CH3- H CH3- 

^ )- CH3- H (CH3)2CH- 

( CH3- H (CH3)2CH-CH2- 

o 



H CH- 



-CH3 CH3- H (CH3)3C-CH2- 



O" CH3- H 
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10 



IS 



20 



25 



90 



35 



40 



Tabelle 3 (Fortselzung) 




730 CH3 CH3 6-CH3 " 

731 CH3 CH3 6-CH3 '2"5- " ^2«5- 

732 CH3 CH3 6-CH3 O C2H5- H (CH3)2CH. 

733 CH3 CH3 6-CH3 <0 « <CH3)2CH-CH2- 

734 CH3 CH3 6-CH3 C2H5- H /H- 

735 CH3 CH3 6-CH3 Qr C3H5- H (CH3)3C-CH2- 

736 CH3 CH3 6-CH3 

737 CH3 CH3 



C2H5- « O" 
6-CH3 



738 CHg CHj 



6.CH3 C3H7- H CgHs- 



45 



50 
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Tabelle 3 (Fortsel2Ung) 



5 



70 



15 



20 



25 



30 



35 



40 



45 



50 



55 



X T 2„ A B C* Fp'C 

740 CH3 CH3 6-CH3 C3H7- H (CH3)2CH-CH2 

741 CH3 CH3 6-CH3 C3H7- H ^ ^ /H- 

2 5 

742 CH3 CH3 6-CH3 (^^2/^ ^3"7- " (CH3)3C-CH2- 

743 CH3 CH3 6-CH3 (^y- tCH3)2CH- H CgHg- 

744 CH3 CH3 6-CH3 (CH3)2CH- H (^3)2^- 

745 CH3 CH3 6-CH3 (^y- (CH3)2CH' H (CH3)2CH-CH2 



746 


CH3 


CH3 


6-CH3 (^y- {CH3)2CH- 


H 


CH3V 
^CH- 

C2H5 


747 


CH3 


CH3 


6-CH3 (^y- (CH3)2CH- 


H 


(CH3)3C-CH2- 


748 


CH3 


CH3 


6-CH3 CH3-0-(CH2)2- H 


H 


C2«5- 


749 


CH3 


CH3 


6-CH3 CH3-0-(CH2)2- H 


H 


(CH3)2CH- 


750 


CH3 


CH3 


6-CH3 CH3-0-(CH2)2- « 


H 


(CH3)2CH-CH2 


751 


CH3 


CH3 


6-CH3 CH3-0-(CH2)2- H 


H 


CHgv 

C2H5 
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Tabelle 3 (Foriseizung) 



Bsp« 
Nr. 


X 


Y 




A B 


C* 


R' Fp C 


752 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-(CH2)2- H 


H 


(CH3)3C-CH2- 


753 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-(CH2)2- CH3- 


H 


C2H5- 


754 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-(CH2)2- CH3- 


H 


(CH3)2CH- 


755 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-(CH2)2- CH3- 


H 


(CH3)2CH-CH2- 57 


756 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-(CH252" ^"3- 


H 


CH3X 

Jin- 54 

C2H5 


757 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-(CH2)2- CH3- 


H 


{CH3)3C-CH2- 


758 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3)- H 


H 


C2H5- ^0 


759 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3)- H 


H 


(CH3)2CH- 


760 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3)- H 


N 


(CH3)2CH-CH2- 


761 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3)- H 


ft 

H 


CH3^ 

CH- 
C2H5^ 


762 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3)- H 


H 


(CH3)3C-CH2- 


763 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CHg-O-CHj-CHCCHs)- CH3- 


H 


C2H5- 


764 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3)- CH3- 


H 


(CH3)2CH- 


765 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3)- CH3- 


H 


(CH3)2CH-CH2- 


766 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3)- CH3- 


H 


CH3V 
CH- 

C2H5' 


767 


CH3 


CH3 


6-CH3 


CH3-0-CH2-CH(CH3)- CH3- 


H 





Hersteilung der Zwischenprodukte 
Beispiel I 
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0 CHg 



11,25 g (0,15 Mol) Sarkosin und 3 g (0,075 Mol) NaOH werden in 210 ml Wasser gelost. Unter 
Wasserbadkuhiung werden 9 g (0,225 Mol) NaOH. gelost In 45 ml Wasser, und 29.6 g (0.15 Mol 
MesitylenessigsSurechlorld synchron zugetropft, wobel die Temperatur auf < 40 *C gehalten wird. Nach 1 
Stunde sauert man bei 0 bis 20* C mit konz. HCI. saugt ab und trocknet im Vakuum bei 70* C Ober P2O5. 
Es werden 37,1 g (99.3 % der Theorie N-(2.4.6-Trlmethylphenyl-acetyl)-sarkosin vom Schmelzpunkt 140*C 
erhalten. 



Beispiel II 




0 CHg 



37,1 g (0,149 Mol) N-(2.4.6-Trimethylphenyl-acetyl)-sarkosln werden in 150 ml Methanol suspendlert, 
mit 22 ml (0,165 Mol) DImethoxypropan versetzt und nach Zugabe von 1,43 g (7.5 mmol) p- 
Toluolsulfonsaure-monohydrat 3 Stunden unter RUckflufl erhitzt. 

Nach Abdampfen des Losungsmittels wird der RUckstand in CH2CI2 aufgenommen, mit Bicarbonatlo- 
sung gewaschen. getrocknet und einrotiert. Man erhSit 34 g (ca. 86,7% der Theorie) N-(2.4.6- 
Trimethylphenyl-acetyl)-sarkosin-methylester als hellgelbes Ol. 
^H-NMR(200 MHz, CDCI3): 

5 = 2,18, 2,2. 2.28 (s, 9H Ar-CHa); 3,0. 3.2 (s, 3H. NCH3), 3,64, 3.67 (s, 2H, CH2-Ar). 3.66, 3,69 (s. 3H, 
OCHa). 3,79, 4,14 (s, 2H. N-CH2-CO). 6.82 (s. 2H. Ar 3-H. 5-H) 



Beispiel III 




H^C 0 CI 



17.4 g (0,12 Mol) N-lsopropylglycln-ethylester werden in 180 ml abs. THF gelost und mit 16.8 ml (0.12 
Mol) Triethylamin versetzt. Bei 0 - 10* C werden 26.82 g (0.12 Mol) 2.6-DichIorphenylesslgs2lurechlorid in 
20 ml abs. THF zugetropft. Nach 1 Stunde ruhrt man in 1 I Eiswasser + 100 ml 1 NHCt ein. extrahiert mit 
CH2CI2. trocknet und engt ein. Es werden 36,8 g (89.1 % der Theorie) eines gelben Ols erhaiten. 
'H-NMR(200 MHz. CDCI3): 

6 = 1,11 - 1.32 (m. 9H CH2-CH3 CH(CH3)2). 7.08 - 7.15 (1H, m. Ar 4-H). 7.25 - 7.32 (m. 2H, Ar-3-H, 5-H). 
Die Wirkstoffe eignen sich zur Bekampfung von tierischen SchSdlingen, vorzugsweise Arthropoden und 
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Nematoden, insbesondere Insekten und Spinnentieren, die In der Landwirtschaft, In Forsten. Im Von-ats- und 
Materialschutz sowie auf dem Hyglenesektor vorkommen. Sle $ind gegen normal sensible und reststente 
Arten sowie gegen alle Oder einzelne Entwicklungsstadien wirksam. Zu den oben envahnten SchSdIingen 

gehoren: 

5 Aus der Ordnung der Isopoda z.B. Onlscus asellus. Armadillidium vulgare. Porcellio scaber. 

Aus der Ordnung der DIplopoda z.B. Blanlulus guttulatus. 

Aus der Ordnung der Chllopoda z.B. Geophilus carpophagus, Scutlgera spec. 

Aus der Ordnung der Symphyla z.B. Scutlgerella immaculata. 

Aus der Ordnung der Thysanura z.B. Lepisnria saccharlna. 
10 Aus der Ordnung der Collembola z.B. Onychlurus armatus. 

Aus der Ordnung der Orthoptera z.B. Blatta orientalls, Periplaneta americana. Leucophaea maderae, 

Blattella germanica. Acheta domestlcus. Gryllotalpa spp., Locusta migratoria migratorioides, Melanoplus 

differentiaiis, Schistocerca gregarla. 

Aus der Ordnung der Dermaptera z.B. Forficula auricularia. 
IS Aus der Ordnung der Isoptera z.B. Reticutitermes spp.. 

Aus der Ordnung der Anoplura z.B. Phylloxera vastatrix, Penriphigus spp.. Pediculus humanus corporis, 

Haematopinus spp.. Linognathus spp. 

Aus der Ordnung der Mallophaga z.B. Trichodectes spp.. Damalinea spp. 
Aus der Ordnung der Thysanoptera z.B. Herclnothrips femoralis, Thrips tabaci. 
20 Aus der Ordnung der Heteroptera z.B. Eurygaster spp.. Dysdercus Intermedius. Plesma quadrate. CImex 
lectularius, Rhodnius prolixus, Triatoma spp. 

Aus der Ordnung der Homoptera z.B. Aleurodes brasslcae. Bemlsia tabaci, Trialeurodes vaporariorum. 
Aphis gossypli, Brevicoryne brassicae. Cryptomyzus ribis, Aphis fabae, Doralis pomi. Eriosoma lanigerum, 
Hyalopterus arundinis, Macroslphum avenae. Myzus spp.. Phorodon hunr^uli. Rhopaloslphum padi. Empoas- 

25 ca spp.. Euscells bilobatus. Nephotettix cincticeps, Lecanium comi, Saissetia oleae, Laodelphax striatelius. 
Nliaparvata lugens, Aonidiella aurantii, Aspldlotus hederae, Pseudococcus spp. Psylla spp. 
Aus der Ordnung der Lepidoptera z.B. Pectinophora gossypiella, Bupalus piniarius. Cheimatobia brumata, 
Uthocolletis blancardella. Hyponomeuta padella, Plutelia macullpennls. Malacosoma neustria, Euproctis 
chrysorrhoea. Lymantria spp. Bucculatrix thurberiella, Phylkjcnistis citrella. Agrotis spp.. Euxoa spp., Feltia 

30 spp.. Earias Insulana, Heliothis spp.. Spodoptera exigua, Mamestra brassicae. Panolis flannmea, Prodenia 
lltura. Spodoptera spp., Trichoplusia nl, Carpocapsa pomonella. Pleris spp., Chilo spp.. Pyrausta nubilalis, 
Ephestia kuehniella, Galleria mellonella. Tineola bisselliella. Tinea pellionella, Hofmannophila pseudospretel- 
la. Cacoecia podana. Capua reticulana, Choristoneura fumiferana. Clysia ambiguella. Homona magnanima. 
Tortrix viridana. 

36 Aus der Ordnung der Coleoptera z.B. Anoblum punctatum. Rhizopertha domlnica. Acanthoscelides obtectus, 
Acanthoscelides obtectus. Hylotrupes bajulus. Agelastica aini. Leptinotarsa decemllneata. Phaedon cochlea- 
riae, DIabrotIca spp.. Psylliodes chrysocephala. Epilachna varivestis. Atomarla spp.. Oryzaephilus surina- 
mensis, Anthonomus spp., Sitophilus spp.. Otiorrhynchus sulcatus, Cosmopolites sordidus. Ceuthorrhynchus 
assimilis, Hypera postica, Dermestes spp.. Trogoderma spp.. Anthrenus spp.. Attagenus spp.. Lyctus spp.. 

40 Mellgethes aeneus, Ptinus spp,, NIptus hololeucus. Gibbium psylloldes, Tribolium spp.. Tenebrio molitor. 
Agriotes spp., Conoderus spp., Melolontha melolontha. Amphlmallon solstitialis. Costelytra zealandica. 
Aus der Ordnung der Hymenoptera z.B. Diprlon spp.. Hoplocampa spp.. Lasius spp.. Monomorium 
pharaonis, Vespa spp. 

Aus der Ordnung der Diptera z.B. Aedes spp.. Anopheles spp.. Culex spp.. Drosophila melanogaster, Musca 
45 spp., Fannia spp.. Calliphora erythrocephala. Lucille spp.. Chrysomyia spp.. Cuterebra spp., Gastrophilus 
spp., Hyppobosca spp.. Stomoxys spp,. Oestrus spp.. Hypoderma spp.. Tabanus spp.. Tannia spp.. Bibio 
hortulanus. Oscinella frit. Phorbia spp., Pegomyia hyoscyami. Ceratltis capltata, Dacus oleae, Tipula 
paludosa. 

Aus der Ordnung der Siphonaptera z.B. Xenopsylla cheopis, Ceratophyllus spp.. 
50 Aus der Ordnung der Arachnida z.B. Scorpio maurus. Latrodectus mactans. 

Aus der Ordnung der Acarina z.B. Acarus siro, Argas spp.. Ornithodoros spp., Dermanyssus gallinae. 

Eriophyes ribis, Phyllocoptruta olelvora, Boophllus spp., Rhiplcephalus spp.. Amblyomma spp.. Hyalomma 

spp., Ixodes spp.. Psoroptes spp., Chorioptes spp.. Sarcoptes spp., Tarsonemus spp.. Bryobia praetiosa. 

Panonychus spp.. Tetranychus spp.. 
55 Zu den pflanzenparasitSren Nematoden gehSren Pratylenchus spp., Radopholus similis. Ditylenchus 

dipsaci. Tylenchulus semipenetrans, Heterodera spp.. Meloidogyne spp., Aphelenchoides spp., Longidorus 

spp.. Xiphinema spp.. Trichodorus spp.. 

Die erfindungsgemSflen Wiricstotfe kSnnen weiterhin ats Defoliants. Desiccants. Krautabtdtungsmittel 
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und insbesondere als Unkrautvemichtungsmittel verwendet werden, Unter Unkraut im weitesten Sinne sind 
aile Rlanzen zu verstehen, die an Orten aufwachsen. wo sie unerwOnscht sind. Ob die erflndungsgemaCen 
Stoffe als total© oder selektlve Herbizide wirken, hangt im wesentlichen von der angewendeten Menge ab. 
Charakteristisch fur die erfindungsgemaflen Verbindungen ist, dafl sie eine selektive Wirksamkeit gegen 
5 monokotyle Unkrauter im Vor- und Nachlaufverfahren (Pre- und Postemergence) bei guter Kulturflanzenver- 
tragliciikelt aufweisen. 

Die erfindungsgemafien Wirkstoffe kSnnen z.B. bei den folgenden Pflanzen ven/vendet werden: 
Monokotyle Unkrauter der Gattungen: Echinochloa. Setaria. Panlcum, Digitaria. Phleum. Poa, Festuca. 
Eleusine, Brachiaria. Lolium. Bromus, Avena. Cyperus, Sorghum. Agropyron, Cynodon, Monochoria. Rmbri- 
10 stylis, Sagittaria. Eleocharis. Sclrpus, Paspalum, Ischaemum, Sphenoclea. Dactyloctenium. Agrostis, Alope- 
curus, Apera. 

Monokotyle Kulturen der Gattungen: Oryza. Zea, Triticum, Hordeum, Avena, Secale. Sorghum. Panicum. 
Saccharum, Ananas. Asparagus. Allium. 

Die Venftrendung der erfindungsgemaflen Wirkstoffe ist jedoch keineswegs auf diese Gattungen be- 
75 schrankt. sondern erstreckt sich in gleicher Weise auch auf andere Rlanzen. 

Die Verbindungen eignen sich in Abhangigkeit von der Konzentration zur TotalunkrautbekSmpfung z.B. 
auf Industrie- und Gleisanlagen und auf Wegen und Piatzen mit und ohne Baumbewuchs. Ebenso k5nnen 
die Verbindungen zur Unkrautbekampfung in Dauerkulturen, z.B. Forst. ZiergehSlz-. Obst-. Wein-. Citrus-. 
NuS-, Bananen-, Kaffee-. Tee-. Gummi-, Olpalm-. Kakao-. Beerenfrucht- und Hopfenanlagen und zur 
20 seiektiven Unkrautbekampfung in einjahrigen Kulturen eingesetzt werden. 

Dabei zelgen die erfindungsgemaflen Wirkstoffe neben einer hervorragenden Wirkung gegen Schad- 
pflanzen gute Vertraglichkeit gegenUber wichtigen Kulturpflanzen. wie z. B. Weisen, Baumwolle. Sojaboh- 
nen. Citrusfruchten und ZuckenrOben. und kfinnen daher als selektive Unkrautbekampfungsmittel eingesetzt 
werden. 

25 Die Wirkstoffe konnen in die Oblichen Formulierungen Ubergefuhrt werden. wie Losungen, Emulsionen. 
Suspenslonen. Pulver, SchSume. Fasten, Granulate, Aerosole, Wirkstoff-lmprSgnierle Natur- und syntheti- 
sche Stoffe. Feinstverkapselungen in polymeren Stofen und in Hullmassen fQr Saatgut ferner in Formulie- 
rungen mit Brennsatzen, wie Raucherpatronen, -dosen, -spiralen u.a., sowie ULV-Kalt- und Warmnebel- 
Formulierungen. 

30 Diese Formulierungen werden in bekannter Weise hergestellt. z.B. durch Vermischen der Wirkstoffe mit 
Streckmltteln. also flOssigen LSsungsmitteln, unter Druck stehenden verflQsslgten Qasen und/oder festen 
Tragerstoffen. gegebenenfalls unter Venwendung von oberfiSchenaktiven Mitteln. also Emulgiermittein 
und/oder Dispergiermittein und/oder schaumerzeugenden Mitteln. Im Falle der Benutzung von Wasser als 
Streckmittel konnen z.B. auch organlsche Losungsmittel als Hilfslosungsmittel verwendet werden. Als 

35 flQssige Losungsmittel kommen im wesentlichen in Frage: Aromaten. wie Xylol, Toluol, Oder Alkylnaphthali- 
ne. chlorierte Aromaten Oder chlorlerte aliphatische Kohlenwasserstoffe. wie Chlorbenzole. Chlorethylene 
Oder Methylenchlorid, aliphatische Kohlenwasserstoffe, wie Cyclohexan oder Paraffine. z.B. Erdolfraktionen, 
Alkohole. wie Butanol oder Glycol sowie deren Ether und Ester, Ketone, wie Aceton, Methylethylketon, 
Methylisobutylketon oder Cyclohexanon. stark polare Losungsmittel, wie Dimethylformamid und Dimethyl- 

40 sulfoxid, sowie Wasser; mit verflUssigten gasformigen Streckmltteln oder TrSgerstoffen sind solche FlUssig- 
keiten gemeint, welche bei normaler Temperatur und unter Nonmaldruck gasformig sind, z.B. Aerosol- 
Treibgas. wie Halogen kohlenwasserstoffe sowie Butan. Propan, Stickstoff und Kohlendioxid: als teste 
Tragerstoffe kommen in Frage: z.B. natUrliche Gesteinsmehle. wie Kaoline, Tonerden. Talkum, Kreide. 
Quarz. Attapulgit, Montmorillonit oder Diatomeenerde und synthetische Gesteinsmehle, wie hochdisperse 

45 Kieselsaure. Aluminiumoxid und Silikate; als teste TrSgerstoffe fQr Granulate kommen in Frage: z.B. 
gebrochene und fraktionierte natUrliche Gesteine wie Calcit. Marmor. Bims. Sepiollth, Dolomit sowie 
synthetische Granulate aus anorganischen und organischen Mehlen sowie Granulate aus organischem 
Material wie SMgemehl. KokosnuBschalen, Maiskolben und Tabakstengel; als Emulgier und/oder schaumer- 
zeugende Mittel kommen in Frage: z.B. nichtionogene und anionische Emulgatoren, wie Polyoxyethylen- 

50 Fettsaure-Ester. Polyoxyethylen-Fettalkohol-Ether. z.B. Alkylarylpolyglykol-Ether. Alkylsulfonate. Alkylsulfate, 
Arylsulfonate sowie Eiweii3hydrolysate; als Dispergiermittel kommen in Frage: z.B. Lignin-Sulfitablaugen und 
Methylceliuiose. 

Es konnen in den Formulierungen Haftmittel wie Carboxymethylcellulose, natOrliche und synthetische 
pulverige. kornlge oder latexfSrmige Polymere venwendet werden. wie Gummiarablcum. Polyvinylalkohol. 
55 Polyvinylacetat. sowie natUrliche Phospholipide, wie Kephaline und Leclthine. und synthetische Phospholipi- 
de. Weitere Additive konnen mineralische und vegetabile 6le sein. 

Es konnen Farbstoffe wie anorganische Pigmente, z.B. Eisenoxid. Titanoxid, Ferrocyanblau und organl- 
sche Farbstoffe, wie Alizarin-. Azo- und Metallphthalocyaninfarbstoffe und Spurennahrstoffe wie Saize von 
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Eisen, Mangan. Bor. Kupfer, Kobalt, Molybdan und ZInk verwendet werden. 

Die Formulierungen enthalten im allgemeinen zwischen 0,1 und 95 Gewichtsprozent Wirkstoff. vorzugs- 
weise zwischen 0.5 und 90 %. 

Die erfindungsgemafien Wirkstoffe konnen in ihren handelsOblichen Formulierungen sowie in den aus 
diesen Formulierungen bereiteten Anwendungsformen in Misciiung mit anderen Wirkstoffen. wie Insektizi- 
den. Lockstoffen, Sterilantien. Akariziden. Nematiziden Herbiziden oder Fungiziden vorliegen. Zu den 
Insektiziden zShien beispielsweise Phosphorsaureester. Carbamate, Carbonsaureester, chlorierte Kohlen- 
wasserstoffe. Phenylliarnstoffe, durch Mikroorganismen liergestellte Stoffe u.a. 

Die erfindungsgemafien Wirkstoffe konnen femer in ihren handelsOblichen Formulierungen sowie In den 
aus diesen Formulierungen bereiteten Anwendungsformen In Mischung mIt Synerglsten vorliegen. Synergi- 
sten sind Verbindungen. durch die die Wirkung der Wirkstoffe gesteigert wird. ohne daiJ der zugesetzte 
Synergist selbst aktiv wirksam sein muB. 

Der Wirkstoff gehatt der aus den handelsublichen Formulierungen bereiteten Anwendungsformen kann in 
weiten Bereichen variieren. Die Wirkstoffkonzentration der Anwendungsformen kann von 0,0000001 bis zu 
95 Gew.-% Wirkstoff, vorzugsweise zwischen 0,0001 und 1 Gew.-% liegen. 

Die Anwendung geschieht in einer den Anwendungsformen angepaflten Qbllchen Weise. 

Die erfindungsgemaiS verwendbaren Wirkstoffe eignen sich auch zur Bekampfung von Mllben. Zecken 
usw. auf dem Gebiet der Tierhaltung und Viehzucht, wobei durch die Bekampfung der SchSdlinge bessere 
Ergebnisse, z.B. hShere Milchlelstungen. hSheres Gewicht. schSneres Tierfell. ISngere Lebensdauer usw. 
erreicht werden konnen. 

Die Anwendung der erfindungsgema/3 verwendbaren Wirkstoffe geschieht auf diesem Gebiet in bekann- 
ter Weise wie durch orale Anwendung in Form von beispielsweise Tabletten. Kapsein, TrSnken, Granulaten. 
durch dermale bzw. auflerliche Anwendung in Form beispielsweise des Tauchens (DIppen). Spruhens 
(Sprayen). Aufgieflens (pour-on and spot-on) und des Einpuderns sowie durch parenterale Anwendung in 
Form beispielsweise der Injektlon sowie femer durch das "feed-through"-Verfahren. Daneben ist auch eine 
Anwendung als Formkorper (Halsband, Ohrmarke) mQglich. 



Belsplel A 



Nephotettix-Test 

Losungsmittel: 7 Gewichtsteile Dimethylformamid 
Emulgator: 1 Gewlchtsteil Alkylarylpolyglykolether 

Zur Herstellung einer zweckmafiigen Wirkstoffzubereitung vermischt man 1 Gewichtsteil Wirkstoff mit 
der angegebenen Menge LSsungsmittel und der angegebenen Menge Emulgator und verdOnnt das 
Konzentrat mit Wasser auf die gewunschte Konzentration. 

Reiskeimlinge (oryza satlva) werden durch Tauchen in die Wirkstoffzubereitung der gewOnschten 
Konzentration behandelt und mit Larven der GrOnen Reiszikade (Nephotettix cincticeps) besetzt, solange 
die Keimlinge noch feucht sind. 

Nach der gewOnschten Zeit wIrd die Abtdtung in % bestlmmt. Dabei bedeutet 100 %, dafl alle Zikaden 
abgetotet wurden; 0 % bedeutet. daB keine Zikaden abgetotet wurden. 

Bei diesem Test zeigen z.B. die folgenden Verbindungen der Herstellungsbeisplele Qberlegene Wirk- 
samkeit gegenQber dem Stand der Technik: (5), (54). (55), (56). (57). (58). 

Die erfindungsgemaflen Verbindungen der Formel (I) weisen antimikroblelle. Insbesondere starke 
antibakterielle und antimykotische WIrkungen auf. Sie besltzen ein sehr breltes antimykotisches Wirkungs- 
spektrum. insbesondere gegen Dermatophyten und Sproflpiize sowie biphasische Pilze, z.B. gegen 
Candida-Arten wie Candida albicans, Epidermophyton-Arten wie Epidermophyton floccosum. Aspergillus- 
Arten wie Aspergillus niger und Aspergillus fumigatus. Trichophyton-Arten wie Trichophyton mentagrophy- 
tes, Microsporon-Arten wie Microsporon felineum sowie Torulopsls-Arten wie Torulopsis glabrata. Die 
Aufzahlung dieser Mikroorganismen stefit keinesfalls eine BeschrSnkung der bekSmpfbaren Keime dar, 
sondem hat nur eriauternden Charakter. 

Als Indlkationsbelspiele in der Humanmedizln konnen beispielsweise genannt werden: 
Dermatomykosen und Systemmykosen durch Trichophyton mentagrophytes und andere Trichophytonarten. 
Microsporonarten sowie Epidennnophyton floccosum, Sproflpiize und biphasische Pilze sowie Schimmelpiize 
hervorgerufen. 

Als Indikationsgebiet in der Tiermedizin kSnnen beispielsweise aufgefOhrt werden: 
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Alle Dermatomykosen und Systemmykosen, insbesondere solche, die durch die obengenannten Enreger 
hervorgearfen werden. 

Zur vorliegenden Erfindung gehoren pharmazeutisclie Zubereitungen, die neben nicht toxisciien, Inerten 
pharmazeutisch geeigneten TrSgerstoffen einen Oder mehrere erflndungsgemM<3e Wirkstoffe enthalten Oder 
die aus einem oder mehreren erfindungsgemMflen Wirkstoffen bestehen. 

Zur vorliegenden Erfindung gehoren auch pharmazeutlsche Zubereitungen In Dosierungseinheiten. Dies 
bedeutet. daiS die Zubereitungen in Form einzelner Teiie. z.B. Tabletten, Dragees, Kapseln. Plllen. Supposi- 
torien und Ampuilenvorliegen, deren Wirkstoffgehalt eInen Bruchteil oder einem Vielfachen einer Einzeldosis 
entspricht. Die Dosierungseinheiten kdnnen z.B. 1.2.3 oder 4 Einzeidosen oder 1/2. 1/3 oder 1/4 einer 
Einzeldosis enthalten. Eine Einzeldosis enthSIt vorzugswelse die Menge Wirkstoff, die bei einer Applikation 
verabrelcht wird und die gew5hnlich einer ganzen, einer haiben oder einem Drittel oder einem Viertel einer 
Tagesdosis entspricht. 

Unter nicht toxischen. inerten pharmazeutisch geeigneten Tragerstoffen sind teste, haibfeste Oder 
flOssige VerdOnnungsmittel. FUllstoffe oder Formulierungshllfsmittel jeder Art zu verstehen. 

/Us bevorzugte pharmazeutlsche Zubereitungen seien Tabletten. Dragees. Kapseln, Pillen. Granulate, 
Suppositorien. Losungen. Suspenslonen und Emulslonen, Fasten, Salben, Gele. Cremes. Lotions. Puder 
Oder Sprays genannt 

Tabletten. Dragees. Kapseln. Pillen und Granulate kSnnen den Oder die Wirkstoffe neben den Ubiichen 
Tragerstoffen enthalten. wie (a) FUIl- und Streckmittel. z.B. Starken. Mllchzucker. Rohrzucker. Glucose, 
Mannit und Kleselsaure re. (b) Bindemittel, z.B. Carboxymethylcellulose. /VIginate, Gelantine. Polyvinylpyrro- 
iidon, (c) Feuchthaltemlttel. z.B. Glycerin, (d) Sprengmlttel. z.B. Agar-Agar. Calclumcarbonat und Natriumbi- 
carbonat. (e) Losungsverzogerer, z.B. Paraffin und (f) Resorptionsbeschleuniger. z.B. quarternSre Ammoni- 
umverbindungen. (g) Netzmittel. z.B. Cetylalkohol, Glycerinmonostearat. (h) Adsorptionsmittel. z.B. Kaolin 
und Bentonit und (i) Gleitmittel, z.B. Talkum, Calcium- und Magnesiumstearat und teste Polyethylenglykole 
Oder Gemische der unter (a) bis (i) aufgefOhrten Stoffe. 

Die Tabletten. Dragees. Kapseln. Pillen und Granulate konnen mit den Qblichen gegebenenfalls 
Opakislerungsmlttel enthaltenden UberzQgen und HQllen versehen sein und so zusammengesetzt sein, daB 
sle den oder die Wirkstoffe nur oder bevorzugt In einem bestimmten Tell des Intestinaltraktes. gegebenen- 
falls verzogert abgeben, wobei als EInbettungsmassen z.B. Polymersubstanzen und Wachse verwendet 
werden konnen. 

Der Oder die Wirkstoffe k5nnen gegebenenfalls mit einem oder mehreren der oben angegebenen 
Tragerstoffe auch in mikroverkapselter Form vorliegen. 

Suppositorien konnen neben dem oder den Wirkstoffen die ubiichen wasserlosllchen oder wasserunlos- 
lichen TrSgerstoffe enthalten. z.B. Polyethylenglykole, Fette. z.B. Kakaofett und hohere Ester (z.B. Cu- 
Alkohol mit Cie-FettsMure) oder Gemische dieser Stoffe. 

Salben. Fasten. Cremes und Gele kdnnen neben dem oder den Wirkstoffen die Ubiichen TrSgerstoffe 
enthalten, z.B. tierische und pflanzliche Fette, Wachse, Parafflne. Starke. Tragant. Cellulosederivate. 
Polyethylenglykole, Silicone, Bentonite, KieseisSure. Talkum und Zinkoxid oder Gemische dieser Stoffe. 

Puder und Sprays konnen neben dem oder den Wirkstoffen die Qblichen Tragerstoffe enthalten, z.B. 
Milchzucker, Talkum. KieselsMure. /Vluminiumhydroxid. Calclumsilikat und Polyamidpulver oder Gemische 
dieser Stoffe, Sprays kSnnen zusStzlich die Qblichen Treibmlttel z.B. Chlorfluorkohlenwasserstoffe enthalten. 

LQsungen und Emulsionen konnen neben dem oder den Wirkstoffen die ubiichen TrSgerstoffe wie 
Losungsmittel. L6sungsverz6gerer und Emulgatoren, z.B. Wasser. Ethylalkohol. Isopropylalkohol. Ethylcar- 
bonat.Ethylacetat, Benzylalkohol. Benzylbenzoat. Propylenglykol. 1,3-Buty lenglykol. Dimethylformamid, 
die, insbesondere Baumwollsaatdl. Erdnui^ol, MaiskeimdI. Oliven5l. Ricinusol und Sesamol. Glycerin. 
Glycerinformal. Tetrahydrofurfurylaikohol, Polyethylenglykole und FettsMureester des Sorbitans oder Gemi- 
sche dieser Stoffe enthalten. 

Zur parenteralen /\pplikation kSnnen die Ldsungen und Emulsionen auch In steriler und blutisotonischer 
Form vorliegen. 

Suspensionen kSnnen neben dem Oder den Wirkstoffen die Qblichen TrSgerstoffe. wie flUssige VerdUn- 
nungsmittel. z.B. Wasser. Ethylalkohol. Propylalkohol, Suspendiermittel. z.B. ethoxylierte Isostearylalkohole. 
Polyoxyethylensorbit- und -sorbitanester. mikrokristalline Cellulose, Aluminiummetahydroxid. Bentonit, Agar- 
Agar und Tragant oder Gemische dieser Stoffe enthalten. 

Die genannten Formulierungsformen konnen auch FSrisemittel, Konservierungsstoffe sowie geruchs- 
und geschmacksverbessernde Zusatze, z.B. Pfefferminzol und Eukalyptus5l und Su0mittel. z.B. Saccharin 
enthalten. 

Die therapeutisch wirksamen Verbindungen sollen in den oben angefUhrten pharmazeutischen Zuberei- 
tungen vorzugsweise in einer Konzentration von etwa 0,1 bis 99.5. vorzugswelse von 0,5 bis 95 Gew.-% der 
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Gesamtmlschung vorhanden sein. 

Die oben aufgefOhrten pharmazeutischen Zubereitungen konnen aufier den erfindungsgemaflen Wirk- 
stoffen auch weitere pharmazeutische >/Virkstoffe enthalten. 

Die Herstellung der oben aufgefUhrten pharmazeutischen Zubereitungen erfolgt In Ublicher Weise nach 
5 bekannten Methoden. z.B. dutch Mischen des oder der Wirkstoffe mit dem Oder den Tragerstoffen. 

Zur vorllegenden Erfindung gehSrt auch die Venwendung der erfindungsgemSfien Wirkstoffe. sowie von 
phannazeutischen Zubereitungen. die einen Oder mehrere erfindungsgemSBe Wirkstoffe enthalten, in der 
Human- und Veterinarmedizin zur VerhOtung. Besserung und/oder Hellung der oben aufgefOhrten Erkran- 
kungen. 

10 Die Wirkstoffe oder die pharmazeutischen Zubereitungen konnen lokal. oral, parenteral, Intraperitoneal 
und/oder rektal, vorzugsweise parenteral, insbesondere intravenSs appllziert werden. 

Im allgemeinen hat es sich sowohl in der Human- als auch in der Veterinarmedizin als vorteilhaft 
erwiesen, den oder die erfindungsgemai3en Wirkstoffe in Gesamtmengen von etwa 2,5 bis etwa 200, 
vorzugsweise von 5 bis 150 mg/kg Korpergewicht je 24 Stunden, gegebenenfalls in Form mehrerer 

75 Einzelgaben zur Erzielung der gewOnschten Ergebnisse zu verabreichen. 

Bel oralen AppHkationen werden die erfindungsgemaflen Wirkstoffe in Gesamtmengen von etwa 2.5 bis 
etwa 200, vorzugsweise von 5 bis 150 mg/kg Korpergewicht je 24 Stunden und bei parenteraier Applikation 
in Gesamtmengen von etwa 2,5 bis etwa 50, vorzugsweise von 1 bis 25 mg/kg KSrpergewicht je 24 
Stunden verabreicht. 

20 Es kann jedoch erforderllch sein. von den genannten Dosierungen abzuweichenund zwar in Abhangig- 
keit von der Art und dem Korpergewicht des zu behandelnden Objektes, der Art und Schwere der 
Erkrankung. der Art der Zubereltung und der Applikation des Arzneimittels sowie dem Zeitraum bzw. 
Intervall. innerhalb welchem die Verabreichung erfolgt. So kann es in einigen Fallen ausreichend sein. mit 
wenlger afs der obengenannten Menge Wirkstoff auszukommen. wShrend in anderen Fallen die oben 

25 angefuhrte Wirkstoffmenge Uberschritten werden mu/5. Die Festlegung der jewells erforderlichen optimalen 
Doslerung und Applikationsart der Wirkstoffe kann durch jeden Fachmann aufgrund seines Fachwissens 
leicht erfolgen. 



30 Beispiel B 



Antimykotlsche in-vitro-Wirksamkeit 

35 

Versuchsbeschreibung: 

Die in-vitro-PrOfungen wurden mit Keiminokula von durchschnittlich 1 x 10* Keimen/ml Substrat 
durchgefUhrt. Als Nahrmedium diente Yeast Nitrogen Base-Medium fOr Hefen und Kimmig-Medium fUr 
40 Schimmelpiize und Dermatophyten. 

Die BebrOtungstemperatur betrug 37 * C bei Hefen und 28 C bei Schimmelpilzen und Dermatophyten. 
die Bebrutungsdauer lag bei 24 bis 96 Stunden bei Hefen und 96 bis 120 Stunden bei Dermatophyten und 
Schimmelpilzen. 

Die Beurteilung der Fungizide erfolgt durch Ausplattieren und erneutes BebrUten voll gehemmter 
45 AnsStze. wobel fungizide Konzentrationen weniger als 100 Keime c.f.n. (colony forming unit) pro ml 
enthalten. 

In diesem Test zeigen die erfindungsgemSflen Verbindungen der Formel (I) gemSfi den Herstellungs- 
beispieien 45, 46. 47 eine stark ausgeprSgte antimykotische Wirksamkeit. 



50 



55 



AnsprUche 

1. 3-Aryl-pyrroIidin-2.4-dion-Derivate der allgemeinen Formel (I) 
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A' 



B- 



C* R-0 X 



(1) 



0 



in welcher 

X fUr AlkyI, Halogen. Aikoxy steht, 

Y fUr Wasserstoff, AlkyI, Halogen, Aikoxy, Halogenalkyl steht, 
Z fUr AlkyI. Halogen, Aikoxy steht. 

n fur eine Zahl von 0-3 steht. 

R fur Wasserstoff Oder fur die Gruppen -COR'. -CO-O-R^ 
steht, in welchen 

R' fOr gegebenenfatis durch Halogen substituiertes AlkyI. Alkenyl, AikoxyalkyI, Alkylthioalkyl. Polyal- 
koxyalkyi und CycloalkyI, das durch Heteroatome unterbrochen sein kann, 

gegebenenfalls subst. Phenyl, gegebenenfalls substituiertes PhenylalkyI, substituiertes Hetaryl, substituier- 
tes PhenoxyalkyI und substituiertes HetaryloxyalkyI steht und gegebenenfalls subst. Phenyl, gegebenenfalls 
substituiertes PhenylalkyI, substituiertes Hetaryl, substituiertes PhenoxyalkyI und substituiertes Hetaryloxyal- 
kyI steht und 

R2 fGr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes AlkyI. Alkenyl, AikoxyalkyI, PolyalkoxyalkyI und 
gegebenenfalls substituiertes Phenyl oder CycloalkyI steht« 

A fur gegebenenfalls durch Halogen substituiertes AlkyI, Alkenyl, Alkinyl, AikoxyalkyI. PolyalkoxyalkyI. 
Alkylthioalkyl. gegebenenfalls durch Heteroatome unterbrochenes CycloalkyI oder gegebenenfalls durch 
Halogen-, AlkyI-. Halogenalkyl-. Aikoxy-. Nitro substituiertes ArylaikyI steht, 
B, C unabhangig voneinander fur Wasserstoff, AlkyI oder AikoxyalkyI steht, 
sowie die enantiomerenreinen Formen von Verbindungen der Formel (1). 

2. 3-Aryl-pyrrolidln-2,4-dion-Dedvate der allgemeinen Formel (I) gemafi Anspruch 1, in welcher 
X fCir Ci-Cs-AlkyI, Halogen, Ci-Cg -Aikoxy steht, 

Y fur Wasserstoff, Ci-Cs-Alkyl. Halogen. Ci-Ce -Aikoxy, Ci-Ca-HalogenalkyI steht. 
Z fur Ci-Ce-AIkyI, Halogen, Ci-Cg-Alkoxy steht. 

n fur eine Zahl von 0-3 steht. 

R fUr Wasserstoff (la) oder fur die Gruppen der Formel 

-CO-R^ (lb) 

Oder -C0-0-R2 (Ic) 

steht. in welchen 

R' fur gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Ci-Cao-Alkyl, Ce-Czo-Alkenyl, Ci-Cs-Alkoxy-Cz-Ca- 
alkyl. Ci-C8-Alkylthio-C2-C8-alkyl. Ci-Cs-Polyalkoxy-Cz-Cs-alkyl und CycloalkyI mit 3-8 Ringatomen. das 

durch Sauerstoff und/oder Schwefel unterbrochen sein kann, steht. 

fUr gegebenenfalls durch Halogen-. Nitro-. Ci-CB-AlkyI-. Ci-Cs -Aikoxy-. Ci-C6-Halogenalkyl-. Ci-Cg- 
Haiogenalkoxy-substitulertes Phenyl; 

fur gegebenenfalls durch Halogen-. Ci-Cs-Alkyl, Ci-Cc -Aikoxy-, Ci-Ce -Halogenalkyl-. Ci-Cs-Halogenalkoxy- 
substituiertes Phenyl-Ci-Cs-alkyI steht, 

fUr gegebenenfalls durch Halogen- und Ct-Cs-Alkyl-substituiertes Hetaryl steht. 

fUr gegebenenfalls durch Halogen- und Ci-Cs-Alkyl-substituiertes Phenoxy-Ci-Cs-alkyl steht, 

fOr gegebenenfalls durch Halogen. Amino und Ci-Cc-Alkyl-substituiertes Hetaryloxy-Ci-Cs-AlkyI steht. 

R2 far gegebenenfalls durch Halogen substituiertes: Ci-Cao-AlkyI, C2-C2o-Alkenyl. Ci-Cs-Alkoxy-Cz-Cs- 

alkyl. Ci-C8-Polyalkoxy-C2-C8-alkyl steht. 

far gegebenenfalls durch Halogen-. Nitro-. Ci-Cc -AlkyI-. Ci-Cs-Alkoxy-. Ci-Cs-Halogenalkyl-substituiertes 
Phenyl oder CycloalkyI mit 3-8 Ringatomen steht. 

A fQr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes geradkettiges oder verzwelgtes Ci-Ci2-Alkyl. Ca-Cs- 
Alkenyl. Ca-Cs-Alkinyl. Ci-Cio-Alkoxy-Ca-Cs-alkyl. Ci-Cs-Polyalkoxy-Cz-Cs- alkyi, Ci-Cio-Alkylthlo-C2-C g- 
alkyl, CycloalkyI mit 3-8 Ringatomen. das durch Sauerstoff und/oder Schwefel unterbrochen sein kann 
Oder gegebenenfalls durch Halogen. Ci-Cs-Alkyl-Ci-C s-Haloalkyl-, Ci-Ce -Aikoxy-. Nitro substituiertes Aryl- 
Ci-Cc-alkyl steht. 

B. C unabhangig voneinander fOr Wasserstoff, geradkettiges oder verzweigtes Ci-Ci2-Alkyl. Ci-Cs- 
Alkoxyalkyl steht. 

sowie die enantiomerenreinen Formen von Verbindungen der Formel (I). 
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3. 3-AryI-pyrrolidin-2,4-dion-Derivat der allgemeinen Formel (I) gemsid Anspruch 1. in welcher 
X fOr Ci-U-Alkyl. Halogen. Ci-C^-Alkoxy stent, 

Y fOr Wasserstoff. Ci-Cs-Alkyl, Halogen. Ci-C*-A!koxy, Ci-C2-Halogenalkyl steht, 
Z fCJr Ci-C*-Alkyl, Halogen, Ci-Ci-Alkoxy steht. 

n fOr eine Zahl von 0-3 steht. 

R fQr Wasserstoff (la) Oder fOr die Gruppen der Formel 

-CO-R' (lb) 

Oder -C0-0-R2 (Ic) 

steht, in welchen 

R^ fUr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Ci-Cie-AIkyl. Ca-Cie-Alkenyl, Ci-C6-Alkoxy-C2-C6- 
alkyl. Ci-Ce-AIkylthio-Ce-Ce-alkyI, Ci-Cs-Polyalkoxy-Ca-Cs-alkyI und CycloalkyI mit 3-7 Ringatomen. das 
durch 1-2 Sauerstoff-und/oder Schwefelatome unterbrochen sein kann steht, 

fur gegebenenfalls durch Halogen-, Nitro-, Ci-C4-Alkyl-, Ci-C4-Alkoxy-. Ci-Cs-HalogenalkyI-, C1-C3- 
Halogenalkoxy-substftuiertes Phenyl steht, 

fOr gegebenenfalls durch Halogen-, Ci-C*-Alkyl-. Ci-C*-Alkoxy-. Ci-Ca-HalogenalkyI-. C1-C3- 

Halogenalkoxy-substltulertes Phenyl-Ci-C^-alkyl steht. 

fur gegebenenfalls duch Halogen- und Ci-Ce-Alkyl-substituiertes Hetaryl steht. 

gegebenenfalls fOr durch Halogen- und Ci-C^-Alkyl-substltulertes Phenoxy-Ci-Cs-alkyI steht. 

fOr gegebenfalls durch Halogen, Amino und Ci-C^-Alkyl-substituiertes Hetaryloxy-Ci-Cs-alkyI steht. 

R2 fOr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes Ci-Cu-Alkyl. Cz-de-Alkenyl. Ct-Cis-Alkoxy-Ca-Cs- 

alkyl. Ci-C6-Polyalkoxy-C2-Cs-alkyl, steht, 

fur gegebenenfalls durch Halogen. Nitro-. Ci-C^-Alkyl. Ci-Cg-Alkoxy-. Ci-Ca-Halogenalkyl-substituiertes 
Phenyl Oder CycloalkyI mit 3-7 Ringatomen steht, 

A fUr gegebenenfalls durch Halogen substituiertes geradkettlges oder verzwelgtes Ci-Cio-Alkyl, C3-C6- 
Alkenyl. Cs-Cs-Alklnyl, Ci-C8-Alkoxy-C2-Cs-aIkyl. Ci-C6-Polyalkoxy-C2-C6-alkyl. Ci-C8-Alkylthio-C2-C6-aI- 
kyl, CycloalkyI mit 3-7 Ringatomen, das durch 1-2 Sauerstoff-und/oder Schwefelatome unterbrochen sein 
kann oder geebenenfalls durch Halogen-. Ci-C^-Alkyl-. Ci-C4-Halogenalkyl-Ci-C4-Alkoxy-. Nitro substituier- 
tes Aryl-Ci -Ci -alky I steht. 

B, C unabhSngig vonelnander fOr Wasserstoff. geradkettlges oder verzwelgtes Ci-Cto-Alkyl. Ci-Cs- 

AlkoxyalkyI steht, 

sowie die enantiomerenreinen Formen von Verbindungen der Formel (I). 

4. 3-Aryl-pyn'0lldin-2,4-dion-Derivate der allgemeinen Formel (I) gemaJ3 Anspruch 1 . in welcher 
X fUr ly^ethyl, Ethyl, Propyl. i-Propyl, Fluor, Chlor, Brom, Methoxy und Ethoxy steht, 

Y fOr Wasserstoff. Methyl, Ethyl. Propyl, i-Propyl, Butyl. i-Butyl, tert.-Butyl. Fluor, Chlor. Brom. Methoxy. 
Ethoxy und Trifluormethyl steht, 

Z fUr Methyl. Ethyl, I-Propyl, Butyl. I-Butyl. tert.-Butyl. Fluor. Chlor, Brom, Methoxy und Ethoxy steht, 

n fUr eIne Zahl von 0-3 steht, 

R fOr Wasserstoff (la) oder fOr die Gruppen der Formel 

-CO-R^ (lb) 

Oder -C0-0-R2 

steht, in welcher 

Ri fOr gegebenenfalls durch Ruor Oder Chlor substituiertes: Ci-Cu-AlkyI, C2-Ci4-Alkenyl. C1-C4- 
Alkoxy-C2-C6-alkyl. C,-C4-Alkylthio-C2-CG-alkyl. Ci-C4-Polyalkoxyl-C2-C4-alkyl und CycloalkyI mit 3-6 Ring- 
atomen, das durch 1-2 Sauerstoff-und/oder Schwefelatome unterbrochen sein kann steht, 
fur gegebenenfalls durch Fluor-. Chlor. Brom-, Methyl-, Ethyl-. Propyl. i-Propyl, Methoxy. Ethoxy, 
Trifluormethyl-, Trifluonnethoxy-, Nitro- substituiertes Phenyl steht, 

fur gegebenenfalls durch Fluor-. Chtor-. Brom-. Methyl-. Ethyl-, Propyl-, i-Propyl. Methoxy. Ethoxy, Trifluor- 
methyl. Trifluormethoxy-substituiertes Phenyl-Ct-Cs-alkyI steht, 

fQr gegebenenfalls durch Fluor-. Chlor-, Brom-, Methyl-. Ethyl-substituiertes Pyridyl. Pyrimldyl, Thiazolyl 
und Pyrazolyl steht. 

fQr gegebenenfalls durch Fluor-. Chlor-. Methyl-, Ethyl-substituiertes Phenoxy-Ci-C4-alkyl steht. 

fQr gegebenenfalls durch Fluor-, Chlor-. Amino-. Methyl-. Ethyl-, substituiertes PyridyIoxy-Ci-C4-alkyl. 

Pyrimidyloxy-Ct-C4-alkyl und Thlazolyloxy-Ci-C4-aIkyl steht. 

R2 fur gegebenenfalls durch Fluor oder Chlor substituiertes Ci-Cu-AlkyI, C2-Ci4-Alkeny!, Ci-C4-Alkoxy- 

C2-C6-alkyl. Ci-C4-Polyalkoxy-Ca-C6-alkyl steht 

Oder 

fQr gegebenenfalls durch Fluor-. Chlor-. Nitro-. Methyl-. Ethyl-. Propyl-. i-Propyl-. Methoxy-. Ethoxy-. 
Trifluormethyl-substituiertes Phenyl oder CyctoalkyI mit 3 bis 6 Ringatomen steht. 



75 



EP 0 377 893 A2 

A fur gegebenenfalls durch Halogen substitulertes geradkettlges Oder verzweigtes Ci-Cs-AlkyI, C3-C4- 
Alkenyl, Ca-C^-Alklnyl, Ci-C€-Alkoxy-C2-C*-a!kyl. Ci-C4-Polyalkoxy-C2-C4-alkyl. Ci-C6-Alkylthio-C2-C4-al- 
kyl, CycloalkyI mit 3-6 Ringatomen, das durch 1-2 Sauerstoff-und/oder Schwefelatomen unterbrochen sein 
kann oder gegebenenfalls durch Fluor-, Chlor-, Brom-, Methyl-. Ethyl-, Propyl-. iso-Propyl-. Methoxy-. 
5 Ethoxy-, Trrfluormethyl-. Nitro susbtltuiertes Aryl-Ci-Ca-alkyI steht 

B, C unabhSngig vonelnander fUr Wasserstoff. geradkettlges Oder verzweigtes Ci-Cs-Alkyl. C1-C4- 
Alkoxyalkyl steht. 

sowie die enantiomerenreinen Formen von Verbindungen der Formel I, 

5. Verfahren zur Herstellung von 3-Aryl-pynrolldin-2,4-dion-Derivaten der aligemeinen Formel (I) 




0 



In welcher 

X fOr Alkyl. Halogen. Alkoxy steht. 
20 Y fOr Wasserstoff, Alkyl. Halogen. Alkoxy, HalogenalkyI steht, 
Z fur Alkyl, Halogen, Alkoxy steht, 
n fur eine Zahl von 0-3 steht, 

R fOr Wasserstoff Oder fOr die Gruppen -CO-R\ -CO-O-R^ 

steht, in welchen 

25 R^ fUr gegebenenfalls durch Halogen substitulertes Alkyl, Alkenyl. Alkoxyalkyl. AlkylthioalkyI, Polyal- 
koxyalkyl und CycloalkyI. das durch Heteroatome unterbrochen sein kann, gegebenenfalls subst. Phenyl, 
gegebenenfalls substitulertes Phenylalkyl. substitulertes Hetaryl. substitulertes PhenoxyalkyI und substituler- 
tes HetaryloxyalkyI steht und 

R2 fOr gegebenenfalls durch Halogen substitulertes Alkyl, Alkenyl, Alkoxyalkyl. PolyalkoxyalkyI und 
30 gegebenenfalls substitulertes Phenyl oder CycloalkyI steht, 

A fOr gegebenenfalls durch Halogen substitulertes Alkyl, Alkenyl, Alkinyl, Alkoxyalkyl, PolyalkoxyalkyI. 

AlkylthioalkyI, gegebenenfalls durch Heteroatome unterbrochenes CycloalkyI oder gegebenenfalls durch 

Halogen-. Alkyl-. HaloalkyI-, Alkoxy-, Nitro substitulertes ArylalkyI steht. 

B fur Wasserstoff, Alkyl Oder Alkoxy steht, 
35 dadurch gekennzelchnet. 

(A) da/3 man zum Erhalt der Verbindungen der Formel (la) 



40 




(la) 



0 



N-AcylamlnosSureester der Formel (II) 



50 




(II) 



S5 in welcher 

A, B, C, X, Y, Z und n die oben angegebene Bedeutung haben 
und 

R3 fur Alkyl steht. 
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in Qegenwart eines VerdOnnungsmltteis und in Gegenwart einer Base Intramolekular kondensiert. 
(B) Oder, daiS man zum Erhalt von Verbindungen der Formel (lb) 



s 




(Xb) 



0 



Verbindungen der Formel (la). 



C* HO X 




(la) 



0 

20 

in welcher 

A. B, C*. X, Y. Z und n die oben angegebene Bedeutung haben, 
entweder 

25 a)mit Saurehalogeniden der allgemelnen Formel (III) 
Hal- 1^ -R^ (HI) 
o 

in welcher 

die oben angegebene Bedeutung hat 

30 und 

Hal fur Halogen, insbesondere Chlor und Brom steht, 

gegebenenfalls in Gegenwart eines VerdUnnungsmlttels und -gegebenenfalls In Gegenwart eines SSurebin- 

demittels, 

Oder 

3S B) mit CarbonsSureanhydriden der allgemelnen Formel (IV) 
R'-CO-O-CO-R^ (IV) 
in welcher 

R^ die oben angegebene Bedeutung hat. 

gegebenenfalls in Gegenwart eines Verdiinnungsmittels und gegebenenfalls in Gegenwart eines SSurebin- 
^ demitlels. 
umsetzt, 

(C) Oder, dafl man zum Erhalt von Verbindungen der Formel (Ic) 



45 




(Ic) 



in welcher 

A, B, C. X, Y, Z. R2 und n die oben angegebene Bedeutung haben, 
Verbindungen der Forniel (la) 
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C* HO X 




(la) 



5 0 



in welcher 

A, B. C*. X, Y, Z und n die oben angegebene Bedeutung haben 
10 mit Chlorameisensdureester der allgemeinen Formel (V) 

R2-0-C0-CI (V) 

in welcher 

die oben angegebene Bedeutung hat, 

gegebenenfals In Gegenwart eines VerdOnnungsmlttels und gegebenenfalls In Gegenwart eines SSurebin- 
75 demittels umsetzt. 

6. Insektizide und/oder alcarizide und/oder herbizlde Mittel. gekennzeichnet durch einen Gehalt an 
mindestens einem 3-Aryl-pyrrolidin-2,4-dion-Derivat der Formel (I). 

7. Verfahren zur Bekampfung von Insekten und/oder Spinnentieren und/oder UnkrSutem. dadurch 
gekennzeichnet. da/3 man 3-Aryl-pyrrolidin-2.4-dion-Derivate der Formel (I) auf Spinnentiere und/oder 

20 Unkrautern und/oder deren Lebensraum einwirken ISfit. 

8. Venvendung von 3-Aryl-pynrolidin-2,4-dlon-Derivaten der Formel (I) zur BekSmpfung von Insekten 
und/oder Spinnentieren und/oder Unkrautern. 

9. Verfahren zur Herstellung von insektiziden und/oder akariziden und/oder herbiziden Mitteln. dadurch 
gekennzeichnet, daB man 3-Aryl-pynrolldln-2.4-dion-Derlvate der Formel (I) mit Streckmittein und/oder 

25 oberfiSchenaktiven Mittetn vermlscht. 

10. 3-Aryl-pyrrolidin-2.4-dlon-Derlvate gema/5 AnsprGchen 1 bis 4 zur BekSmpfung von Mykosen. 

1 1 . Antlmykotische IVlittel enthaltende 3-/Vryl-pyrrolldin-2,4-dion-Derivate gemSB AnsprUchen 1 bis 4. 

12. Venftrendung von 3-Aryl-pyrrolidin-2,4-dion-Derivaten gemSfl AnsprOchen 1 bis 4 bel der Bekamp- 
fung von Mykosen. 

30 13. Verwendung von 3-Aryl-pyrrolidin-2.4-dion-Derivaten gemSifl AnsprOchen 1 bis 4 bei der Herstellung 
von Arzneimittein zur Bekampfung von Mykosen. 
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® 3-Aryl-pyrrolldln-2|4-dion-Derlvate. 



@ Es werden neue 3-Aryl-pyrrolidln-2,4-dion-Derh 
^ vate der allgemeinen Forme! (I) 



« C R-0 X 




(I) 



Qm inwelcher 

X fOr AlkyI, Halogen, Alkoxy steht. 

Y fOr Wasserstoff, AlkyI, Halogen, Alkoxy, 



Halogenalky! steht, 

Z fUr AlkyI, Halogen, Alkoxy steht, 

n fOr eine Zahl von 0-3 steht, 

R fQr Wasserstoff oder fUr die Gruppen -CO-R\ 

-C0-0-R2 

steht, 

wobei und die Im Anmeldungslext angegebe- 
ne Bedeutung besitzen, 

A fUr gegebenenfalls durch Halogen substituier- 
tes AlkyI, Alkenyl, Alkinyl, AlkoxyalkyI, Polyalkoxyal- 
kyl. AlkylthioalkyI, gegebenenfalls durch Heteroato- 
me unterbrochenes CycloalkyI oder gegebenenfalls 
durch Halogen-, AlkyI-, HalogenalkyI-, Alkoxy-, Nitro 
substltuiertes ArylalkyI steht. 
B. C* unabhSngig vonelnander fQr Wasserstoff, 
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AlkyI Oder Alkoxyalkyi steht, 

sowie die enantiomerenreinen Formen von Verbin- 

dungen der Formal (I). 

Die neuen Verbindungen besitzen eine Qberra- 
schende insektizide. akarizTde. herbizide und antimy- 
kotische Wirksamkeit 



2 



Europaisches eurqpXischer recherchenbericht 

Patentaoit 



Nammer der AnneUuog 



EP 89 12 3895 



EINSCHLAGIGE DOKUMENTE 



Kategori 



des Ookumeiits nit AngabCt sovdt erfbrderikfa, 
er maBeehficfaen TcDe 



Bctriflt 
Ansprocb 



KLASSIFKAnON DER 
ANMELDUNG a«. OS) 



X.D 



X,0 



EP-A-0 262 399 (TAKEDA) 

* Tabelle 7; AnsprUche 1,3 * 

LIEBIGS ANN. CHEM., 1985, Selten 
1095-1098, VCH Verlagsgesellschaft mbH, 
Welnhelm, OE; R. SCHMIERER et a1.: 
"CycHsierung von N-Acylalanin- und 
N-Acyl glycine stern" 

* Insgesamt; bes. Selte 1097, Verb. 38 



1.5 



C 07 D 207/38 
C 07 D 405/12 
A 01 N 43/36 



RECHEKCHIERTE 
SACHGEBIETE dnt. CL5) 



C 07 D 207/00 



Der voriiesoide 1 



9 fOr site PttCcntaosprficbe crsCeOt 



DEN HAAG 



13-02-1991 



KISSLER B.E. 



KATEGOSIE DER GENANNTEN DOKUMENTE 

X : voD besoDdcm Bedeitung alleln beliacfatet 

Y : von b«sooderer Bedeutoog tn V«rUodDng mil diicr 

andcRo Ver^frentlicboDg dendbco Ktt^orie 

A : technologlscher Htntergnnid 

O : nichtscfariftUche Offcobanug 
p 



T : der Erfiodung ugniode liegesde Tbeorien odcr GmndsStM 
£ : Stteres Pateatdokomeot, das ledocfa erst am odcr 
Dacb dcia Asneldedatum vertfffeiitHdit wordeo ist 
D : Id der AnnetduDK aogefDhrtes Dokument 
L : aos andero Grtadea angefUhites Dokameot 

A TMrtglM 
Dakttineirt 



